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K*»3~7©$/*nr;i/*;i/ak 0©7U-;i4S*'jR 

Xft 7 - l 2 ©7"J -)17)V*)V£ S imWL 2-10 ©'Vr D7'J 

$3-1 0©^rD7'J->lV7;i/^l/S, -(CH 2 ) p -CONR 35 R 3 \ - (C 

Hi) p -NR 35 COR 3f \ - (CHi) p -OR 35 (CHi) P -NR 3 

El ) fcHto ] 




,33 



R -NH 2 
(V-2) 



,34 



(V-1) 
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■ffcbfcx -IB& (V-l) •?%$tiZ4b<&®X\ZZ®mz, (V-2) 
T*Sft*fc6to*fctt*©'fflfc % HR^C (V-3).T?££ftS<b£to*~ JBtc 

BHt H;.7;M-Dfls& p-h;ux>;ui/*>^&£#fc(:f£;h,;5 0 jItc 

ft, SJE&^Htt 1 - 1 2 blNo 
*$8W©$U:P«^£fctt*©jItt % flfch,fcVLA-4T>*:Jr:* hfftg 

*&»ft£t>«u gPSfctt^liP (m«flHftrt«^ JfcTffl&x IJIrt 

^tu^, *t?fc&p»4#S3;i>o *fc#j^*«fWt!iis*ni"^ 

<D®fo£tzi±mfr(Dmm, mmL mmrn. ?ut&k mmm* 
B£$fcrr*i«j:<* mfcfs afcA©ja#tMbttiPi9:4"r4»^ 
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1~3 Omg/kgCl&H-e&ftfcfJX. 1 B 1 ->-3®& J 3-TZ>(Difi1& £ 

■MS) Zmmmtl. JNM-EX 2 7 0SU^h;M-*- (270MHz> 
5 B*S?(flOiD T?aj£U (ttlttppnnfwbfc. 

rli7*Dt;i/S x Buli7^S, Ph(i7i-;i/S > Acii7tf^ Ms 
it* ? >7s)i*-)im&&VB o c tt t -:/ h ^^>^^;i/S^^to 

10 C^WJIO 3- [4- (2, 6-y^DD^>^;i/7U) 7x~;u] -2 
(S) - (3 — (vy^-)]/-3-7x.=.)]/^-^rt?\y^ H) rD^t^Cil 

cu 




Me 



(Ml) T-'J> (2. 0g, 2 1. 5mmol)cD^<>-lf>^(2 0 0ml) 
^VW^rtF (2. 3ml, 3 2. 6mol) £JP£ 3l$M#fcjI 
15 gibfco &&£$JEE$ilibfco (2 0 

ml) tiiU CCCTTKjRfls^^hU^A (0. 8 2 g, 21. 6mm 
P 1) £ju^ 3Rfffl»ff Ufco ii^iteiHU Mtlixf 

- M 5 0 m 1 ) fcfln* % ^^tK^± h U £ (50ml) &trta«tefirt ( 5 

omi) izzmLs mM*m-?y*i'tkX'&mLtzo *«.u 

A:^^y-;i/^fiit=5 0 : 1) -e»»U N-4 V7?-;KP->J > ( 2 . 1 

l H-NMR(CDCl 3 )<5fit : 7.2-7.K2H, m), 6.7-6. 5(3H, m), 3.7(1H, brs), 2.9 
(2H, d, J= 6.9Hz), 1.9(1H, m), 1.0(6H, d, J= 6.6Hz). 
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(XS2) 4- (2, 6-^^DD^>^;i/7U) -L-7ir;|/77-> 
^^I/xx?jK0. 3§n 0. 8mmol)©fh7hFD77>gi(3ml) 
fc, tt-htiX-fri/J (0. 16g, 0. 9mmol) 

•C2RfHfiEffbfc 0 xsi-e.fig^tifcN->fv^;i/7^y> (o. l 

5g, lmmol) ^DiiS-e2W#t4. M(t^ #MiEIiU 

1) T»»U 3- [4- (2, .6-s;^n'n^W>f;u75y) 7x-;u] - 
2 (S) - (3-.*v:7^;i/-.3-7xx;i/?-:fr»?w K) 7Dt^>^f;i/ 

xa^u (0. 3 8 g, JR*8 4%) fcftfc. «iI£WTC*To 
WMR(CDCl 3 ).<5ffi:7.6-6.8(13H, m), 5.6(1H, d, J= 7.3Hz), 5.4UH, dd, 

J= 5.3, 12.5Hz), 4.1 (1H, ■), 3.7(3H, s), 3.3-3.i(2H, i), 1.8(1H, a), 1. 

0(3H, s), 0.9(3H, s). 

(xg3)xg2-et!lS**ifc3- [4- (2, 6-^DD'<>^;i/7^) 
7x-;i/] -2 (S) - (3-^v7^1/-3-7xr;i/^-7l/-f h*) 7*0^ 
*>K*.f-;i>x;^;i, (9 Omg^ 0 . 1 6mmo 1) ®* ZJ-ft/^ h^t 
h'D77 ymt <$SJt 1 : K 2ml) C 2 U v h ;i/-7jc^{b^- hUe? 
AtK^M (lml) ^St3 0«jfUc. Sm ^^^EEAfe 

U *S£x-t^ (10ml) ^ift^U #ttjf £ l^)l/V y h)V-tm 
tTlWxfctMx-f:^ (2x1 Oml) TttHJU 
-e*8*Lfc. 33iU *ft&^MUgffifc£tt (6 5mg, |$7 

4%) £f#fc 0 «W4fil«ttf fc^t* 

^-llMRCCDCls)^^ : 7.7-6.'9(.13B, -m), 5.5-5.4(2H,m), 4.1-3.9(2H, m), 3.2 
-3.1(2H, m), 1.8(1H, m), 1.0(3H, s), 0.9(3H, s). 

nmMitmmzLx, mmm2-2 2, 157-173, 177-185*5 

«fcrjc l 8 8-1 9 4 fcjFl-fc£#j£*BgL&. £&WHb^©«rtx{i£WT© 
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&&m2 3') 3- [4- (2, 6-^DD^W-f;i/7U) 7iz;i/] - 
2 (S) - (3-^77^-3-71^^1/0') 7uV*>m<DMm 



USD M)**y> (3 8mg> 0. 13mmol) C^^DD^^^i 
5 (2ml) 0VIZX4- (2, 6 -^DD'<y\/>f;i/T^) -L-7i 
-Jl/77->^^H7r^ (0. 1 4g, 0. 3 8mmo 1) £<ktfN, N- 
^V7W;i/x^;i/:p* > (0. 0 8ml, 0. 4 2mm6 1) ®i>>?uv* 
(3ml) £3 0#&±frttTi$>o< t)?rFLfco 10^ft,.ilS 
_.091©XglTSag$nfcN--fVWl/7 , = 'J> (8 5mg, 0. 38mmo 
10 1) fcitfN, N-^vrnKMf)v7^> (0. 0 8ml, 0. 4 2mm 
o 1 ) o*J9 u u * *? ymW. (2ml) fcirajtgfi-e 2 IF»lt„ 
iSflte&JBEiBfiSU EiBftifcftKx?-;!/ (20ml) m iSSK*^* >;»>A ' 
(20ml), JS»*3R± h U £ A*?£r« (20ml) fc*tffiS»£JfelC 

15 MIBU &gtJ£^V#W#7A£DVh^74- (n-^1t> :B^S' 
xf-;u=Mitl : 1) "CfMKU 3- [4- (2, 6 -*Jtuw<yV4)\,7 
KJ) 7x-;i/] -2 (S) - (3-<V7>;i/-3-7x-;i/<>w F) 7*D 
K*>»**-;bxx5sn, (0. l lg, iRf52%) fctttifcttTt:* 

•To 

20 MR(CDCl 3 )tffiI:7.7-6.8(13H, m), 4.7(1H, dd, J= 5.3, 6.3Hz), 4.5(1H, 
brs), 3.7(3H, s), 3.5(2h, d, J= 7.6Hz), 3.0(1H, dd, J= 5.6, 13.9Hz), 2. 
9(1H, dd, J= 6.3, 13.9Hz), 1.7(1H, i), 0.9(3H, d, J= 6.6 Hz), 0.8(3H, d, 
J= 6.6Hz). 
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(X^2) XSlT-f#fc3- [4- (2, 6-^^DD^W>f;U7 , 5 7x 
-2 (S) - (3— fvrf-;U-3-7xn;i/i>i/.f K) rnejj-VgM 
(0. lg, 0. 1 8mmo 1) CD* * > -;i//-r KD75 
(&MJt 1:1, 2 m 1 ) \z 2 U y h ;i^-*IWb± h U AtK^ 
(lml) ^aTl«?H»#Lfc 0 SJSI> i&&&ttEEg|gU 

x-r;KlOml) *c*e$l^;i//U y r;i/-£&CTKtxi: 

U (2x l 0ml) rtttfiU '^«g*«®T^2/i>AT«aiL 

fco 6»u zmmmu @igfc£ft (5 om§, ir*5 2%) 

Ml-NMR(CDCl 3 )tffii:7.8(lH, brs), 7.5-6.9(13H, m), 4.6(1H, m), 3.6-3.4 
(2H S ■), 3.2-2.9(2H, m), 1.7(1H, ■), 0.9(3H, d, J= 6.6Hz), 0.8(3H, d, J= 
6.6Hz). 

mmm23tnU^bXs II&S0!I24~26, 76-80, 82-103, 1 
0 5~ 1 16. 118, 150-1 5 5, 1 74, 1 7 6, 1 8 7££7J206 

^3, *4 % *5*J:tF*7Jc^-r. 

CISlte0!l4 1) 3- [4- (2, '6-i;^DD^>^;i/7^) 7t->] - 
2 (S) - [3—TV7*^;i/-3 - (1 (S) -7xr;n^) f-tf^W h*] 

7*Db:;*->K©S3£ 




(XS1) (S) -1-7x-;ux^;ut^> (1 0. 9 g, 90mmol)<D 
(6 0ml) mmz, 4 V^l/T^ft h' (7. 1 g, 9 0mmo 
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i) x mm (o. 5mi) fc£WM$v^>.>A (2 og) ^tax, 4m 
rmnLtzo ^m**^ hsjiu zmz**;-)i (6 omi) 

ZbkQVlzZymih^Mi-YV^A (5. lg,13 5mmol). 
' &&£Z3m®ffitl,tzo il^iEiiiU SS^llx-x 

5 Jl (10 0ml) £iDx.T> ^bT^x^AzkigM (10 0ml) £±vma 
&i£zk ( 1 0 Oml) T»U tSI»^i/>)iT'iaibfe, &ar& 
5JiU 3»MEiI^Ufco »^e>*lfc^«x-x;u (10 0ml) £ 
$8¥U 4^;i//u * h;i/-^/^x^;i/?g^ (3 5ml) £JD;L #fffi-f 
3£g||£3i&L x-^;i,ft#£fi^ (S) --f V7*^;i/- (l-7xz;nfjb) 
10 7S>©J&^i££f#fc 0 £f>fc:c:©^ji£x-^;i/ (15 0ml) CifU 

y h;i/-*i^b± h ( l o Omi) z$mu #felS£ 

7k ( 1 0 0 m 1 ) *5i«^J^7fc (10 0ml) «?f UT t^l^M 

^ytpkr-mmLtzo zmu 5^^e^u (s) — rvr^;u 

(1 -7i^xf;i/) ^ ^ > ( 1 3 g, K$8 1 %) £f#fc 0 ^mm^&Cftz 
15 o 

'H-NMR(CDCl 3 )dfit : 7.4-7.2(5H, m), 3.7(1H, q, J= 6.6Hz), 2.3(1H, dd, 
J= 6.3, 11.5Hz), 2.2(1H, dd, J= 7.3, 11.5Hz), 1.7(1H, m), 1.3(3H, d, J= 
6.6Hz), 0.9(6H, dx2, J= 6.6Hz). 

20 (x^2) mmmi<Dxm2tmmizLX3- [4- (2, 

7x-;H -2 (S) - [3-^77>;i/-3- (1 (S) -7x 
x;i/x^;i/) ^«7l/^ h*] 7*Pt^>^^;i/xx^;i/^raLfco tH4fi£ 

'H-NMR(CDCl 3 )dfli : 7.5(2H, d, J= 6.6Hz), 7.4-7.2(8H, m), 7.0(2H, d, 
25 J= 6.6Hz), 6.6(1H, brs), 6.0(1H, d, J= 6.9Hz), 5.5(1H, m); 3.8(3H, s), 3. 
4(1H, dd, J= 5.9, 13.9Hz), 3.1(1H, dd, J= 4.3, 13.9Hz), 3.0(2H, brs), 1. 
8(1H, m), 1.6(3H, d, J= 7.3Hz), 0.8(3H, d, J= 6.6Hz), 0.6(3H, d, J= 6.6H 
z). 
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an 3 ) mm 1 ©is 3 tmnt ^xmm^^mm Ltz a imm&&rf 

l U-mmU)'6m: 7.5(2H, d, J=8.2Hz), 7.4-7.2(8H,' ■), 7.1(2H, d, 
J= 8.2Hz), 6.6(1H, d, J= 6.9Hz), 5.5(1H, i), 4.2(1H, brs), 3.5(1H, dd, J 
= 6.3, 13.9Hz), 3.2(1H, dd, J= 4.0, 13.9Hz), 3.0(2H, brs), 1.8(1H, m), 1. 
6(3H, d, J= 7.3Hz), 0.8(3H, d, J= 6.6Hz), 0.6(3H, d, J= 6.6Hz). 

^S0>J4 lhl^fclUT^ H&l6^l4 7-6 5*J:l519 5-2 0 5(^f^ 

mnms9) 3- [4- (2, s-vzuu^mkti;) 7i->] - 

2 (S) - [3— f V7^;i/-3- (1,2,3, 4-^K-7fc HD^7^l/> 




(l*il) 1,2,3, 4-fh7tKo-l-7-7fjl/7^y(l. Off. 7. 
Ommol) 0^^;-;p (4 0ml) $$fc: x O'CHT-f V!7>;i/T;i^t Y 

(0. 5g, 7. Ommo Dfccfctf HJT-te h**>7j<f^b*£i?i:h h U 3 . 
Og, 14. Ommol) ZMZ, lMQx.. gMfcT^ISF^ 

bfeo ^MMJEMU ^S^KC^x^l/ (80ml) *MtL. U 

mfrMtbV^A&mi (80ml) ^iTjlgfn^Jc (8 0ml) T'ift#U 

-fV7^-l, 2,3, 4-rh7hh'0-l-7-7^7^(l. 3 g, 

FAB-MS : 203(M+) 
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{ZM2) mfflil<Dim2tm&E\,X3- [4- (2, 

J)vtk;) 7x-;i/] -2 (s) - [3— rv^;i/-3- (i, 2, a, 4 

'H-NMRtCDClgJdfl: 7.5(2H, d, J= 8.2Hz), 7.4-7.0(9H, m), 5.8(1H, br 
s), 5.5(1H, m), 3.7(3H, s), 3.4-3.0(4H, m), 2.9-2.7(3H, m), 2.2-1. 9(4H, 
m), 1.8(1H, b), 0.9(6H, dx2, J= 6.6Hz). 

(xg3) mmmi(DJLmtmm^Timfc^*w^Ltzo wm&wr 

*VL-m(CMU)6m: 8.7(1H, brs), 7.7-7.6(2H, m), 7.4-7.0(10H, m), 6. 
0(1H, m), 5.4(1H, a), 3.5(1H, m), 3.2(1H, ■), 2.9-2.6(4H, ■), 2.2-1.7(5H, 
m), 0.9-0.8(6H, m). 

mmme 9tmm^Lx. mum 2 7~4o, 42~4 6, 6 6~68, 70 

~7 5££tf 1 2 7-1 4 9C^"Tfll^»*SHgLfeo ft & ftfcfc£&©«H4f£ 

CHWJ8 0 3- [4- (2, k-ytuU'OV'Uirz;) 7irji/] - 
2 (S) - [3— i v7?)l-3- (1 (S) -7i-;i/xW) >?W K ] 7* 




(Xgl) mm.2 30XglfcTOlcbT3- [4- (2, 6-^dd^> 
\Z-f;i>7>^) 7x-;b] -2 (S) - [3->fV7-?-;i/-3- (1 (S) -7 
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'H-NMR(CDCl 3 )<yfi: 7.5(2H, d, J= 8.6Hz), 7.4-7.2(8H, m), 7.0(2H, d, 
J=8.6Hz), 5.3(1H, m) 3 4.8(1H, s), 3.7(3H, s), 3.1-2.8(4H, a), 1.8(1H, 
■), 1.6(3H, d, J= 6.9Hz), 0.8(3H, d, J= 6.6Hz), 0.7(3H, d, J= 6.6Hz). 

(xg2) Wm\Z 3CDXg2i:TOt:fCffiJSfl3^«i*S3gU«:. 
MlR(CDCl 3 )tffit : 12.5(1H, brs), 10.6(1H, s), 7.6-7.4(6H, ■), 7.3-7. 
2(6H, ■), 6.1(1H, d, J= 7.9Hz), 5.3(1H, n), 4.4(1H, m), 3.1-2.9(2H, m), 
2.8(1H, dd, J= 7.3, 14.5Hz), 2.6(1H, dd, J= 7.6, 14.5Hz), 1.6(1H, n), 1. 
4(3H, d, J=6.9Hz), 0.7(3H, d, J= 6.6Hz), 0.6(3H, d, J= 6.6Hz). 

(I»J1 0 4} 3- [4- (2, 6-^DD^/>f^7V)7x-;b] 
-2 (S) - [3—TV^;i/-3- (1, 2, 3, 4-rh7t>-Dt7^b 




.(Xgl) mtM2 3©xglfcH«fcl/C3- [4- (2, 6-$;£dd^> 
Vf-OKP^) 7x^] -2 (S) - [3— TV^;i/-3- (1, 2, 3, 

'H-NMRCCDCls)^^ : 7.6-7.0(llH, m), 6.9(2H, d, J= 8.2Hz), 4.7(1H, m), 
4.5(1H, brs), 3.7(3H, s), 3.3-2.9(4H, m), 2.8-2.6(3H, m), 2.1-1. 7(5H, 
■>, 0.9(6H, dx2, J= 6.6Hz). 
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(xs2)- mmw2 3om2 tmm^bxmmit^mmbito mmm 

l H-NMR(CDCl 3 )tf<I: 9.1(1H, brs), 7.6-7.5(2H, m), 7.4-7.0U0H, i), 4. 
9(1H, m), 4.7(1H, m), 3.3-2.7(7H, m), 2.0-1.7(5H, m), 0.9-0.8(6H, m). 

C^»J117D 2 (S)-{3-[l (S) ■- (^>i?;W7x>-2-^ f- 
;i//f-;i/*;w^-r;i/) x^;H -3 -4 V7>;i/<7 w K} -3- [4- (2, 




t-^hdr^*;i/^-;i/-L-T^n> (0. 28g, 1. 5mmo 
1) <Dy*1-)\s*)\,LT\ mm (1 0ml) 0°C(CTN-^7x>-2 
-4)l/*?)V^>i/)\,T*> (0. 3 0g, 1. 5mmo 1) , 1-t h'Ddpi/ 
s<>Xh ] )TV-)l (0. 4 0g s 3. Ommol) N-^T-;!/^;!/*'; 
> (0. 2 3gx 2. lmmoli £j&0;L> &fc 1 -x^;i/- 3 - (3-i^^ 
;V7U7D^) M^vh'IiKO. 34g, l. -8mmol) SHD 

m.uizx 1 2«jfU;„ sjit^ m®zm.M&L. mmmm^ 

;i/ (5 0ml) m S^^kM (5 0ml) , $ibRf^ h U 9Azki§ 
* (5 0ml) fc.fctfi&flJ&jg* (5 0ml) £TftfrU IHM?n 

7A^D7h^7^-( n > : m^^)i=nmtt 5 ": i ) xmm U 

[1- (^>y;i/f^ 7 1 > - 2 ;M f-jP*;^^^ x?-;i,] 
^t-^l/x^^l/ (0. 3 9g, 1R^7 1%) £f#fc 0 

to 

'H-MCDClgJdfil: 7.4-7.2 (6H, m), 7.0-6.8(2H, m), 5.5(1H, m), 4.9- 
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(152) [1- (^>^;wf-2|-7x>-2-'f;Mf-;i/*;w> j E^;i/).x^;i/] 
'i3JWU>it-7fj.raTJb (0. 3 6 g/9 6 mmo l) ©ftgfcx*-;^ 

5 m (7ml) fc, 4*;i//«;y (7ml) £iD* % 

*y-;u (2 0ml) t*j»U 0 o C(CT^V^;i/T;i/xbH (7 0mg\ 1 
mmol) , . hUT-bK^TkSR^e/^hU^A (0. 3 7 g, 1. 4mm 
ol) *±V»»3»*an** g&fcT 12«fH«J*bfc. 
10 ftfg U fft»xf-;i/ (30ml) fciraiL h U «> ( 3 

0ml) &Vtm&Bt& (3 0ml) i3Tft#U tl$l£M^**>£AT* 

yH77-f- (^DD*;P:^^y-;i/=^lJtlO : 1) TflKKU N-^ 
y 2 v ^ y - n -**7 ± >- 2 — i jit ^jvru * 

15 K (0. 2 3g, JR*8 5%) £f#fc 0 ^tt^OTC^to 
FAB-MS : 330(M+) 

(15 3) 186012 3©igl£E«fc:bT 2 (S) - [3- [1 (S) — (^ 
> ^;^^7 x > - 2 - -f;v^ f ;i/3b;i//\ ,: E^ x*-;p] -3— T vff.W 

20 WH] -3- [4- (2, 6-^Dn^W^>7$y) 7izjb] Vne 

'H-NMRWlsJtfil: 7.6-6.8U6H, m), 5.4-4.6(4H, m), 4.5-4.2(2H, e), 
3.7(3H, s), 3.1-2.9(4H, », 1.7(1H, ■), 1.4-1.3(3H, i), 0.8-0.6(6H, m). 

25 (is 4) wmi 3 ©is 2 tmmizLTmmih&tozmmitzo wnm&vx 

l H-NMR(CDCl 3 )<5ffi : 8.3(1H, d, J= 2.0Hz), 7.6-7.5(2H, ■), 7.4-7.K10H, 
m), 6.9-6. 8(2H, m), 5.2(1H, m), 5.0-4.6(5H, a),' 4.5-4. 3(2H, m), 3.2-2.8 
(4H, m), 1.6(1H, m), 1.2(3H, dd, J= 5.9, 12.2Hz), 0.7(3H, d, J= 6.6Hz), 
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COOH 



cms.mii 9} 3- [4- (2, ?x- 

;H -2 (S) - [3- (1 (S) -^v^M;w^^n^) -3- 

Me 

Me*^! 0 

Me Me >~Me 
Me 

(X^l) t-7Ri/ij;i/»-L-77^> (0. 50g x 2. 6mmo 
1) ©rF7t KD>te(2 0ml) 0 0 O:TN-^;i^E;U*l) > (0. 
3 8g, 3. 2mmol) ZimZ* £ y7f;^DD*;M- h (0. 3 
10 8g, 2. 8mmol) S«TU 3 0«JILfc, *J4V?i-)\,T 
■^>(0. v 5 1g, 3. 9mmo 1) ©xh^t FP75>$$ (5ml) £in 

m 1 ) £fln* s Y U * (100ml), 1 ^/U y h;u- 

Jg^K^M (100ml) 45«fctfteW£ig* (100ml) TifefrU 
15 Si^^>-)At«LL i^gL 531 U 5**aE««U 1- (SM 

V7>;i/*;w*t-f;i/) x^i/aw* >^t- 7fjH7rii' (0. 7 l g, 

W9 0%) fctffco fcttffifcfiTFfc**? 
'H-NMRWljJtftt: 5.4(1H, brd, J= 8.3Hz), 4.6(1H, m), 3.4(1H, ■), 3. 

1(2H, d, J=7.9Hz), 2.9(1H, m), 2.0-1. 8(2H, m), 1.7(9H, s), 1.3(3H, d, J 
20 = 6.9Hz), 1.0-0.8(12H, i). 

(xg 2 ) mmm i 1 i oxg 2 t^at tx n , n - ^ v 2 ( s ) 

FAB-MS : 256(M+) 
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(XS3 ) $mm2 3<DJLM 1 bX 3 - [4 - ( 2 , G-Vtu D^> 

V4frT%J) 7x-;u] -2 (S) - [3- [1 (S) - V7>;iob* 
^t^l/xf;p) ] -3— f.V7>;i>i>W K] 7uV*>M*?)Vx.Zt)IZ 

'H-NMRCCDCl 3 ) <5"{fi : 7.6(2H, d, J= 8.6Hz), 7.5(1H, brs), 7.4-7.3(3H, 
m), 7.1(2H, d 5 J= 8.6Hz), 5.3(1H, brs), 5.2(1H, ■), 4.8(1H, dd, J= 5.6, 
12.9Hz), 3.7(3H, s), 3.5-3.4(2H, m), 3.2-2.8(6H, m), 2.1-1.8(3H, m), 1.3 
(3H, dd, J= 7.3, 14.5Hz), i.0-0.8(18H, m) 

(xs4) mmm2 zvtmz mm^LxmMit-mi^wkLtz 0 Vd&m%& 

'H-NMIKCDCUdffi : 8.6UH, brs), 7.6(2H, d, J= 8;3Hz), 7.3-7.1(4H, 
m), 5.2(1H, brs), 4.7(1H, m), 3.5-3.3(2H, m), 3.2-2.8(4H, m), 2.1-1.8(2H, 
i), 1.7(1H, m), 1.3(3H, d, J= 6.6Hz), 0.9-0.8(18H, m). 

C^Jfe^J12 0) 3- [4- (2, S-Wau^yVDVT^ J) 7xn;i/] 
-2 (S) - [3- (2-^V7^?^-l (S) -*?)],x.?)l) -3 
- << V W Y ] 7*P. If* r- »J * A Oiijg 




(Xgl) 19 (Xg2) T'g^LfcN, N-s;>fV>r^;i/-2 (S) 

--fVW7^7DWU* (0. 22g, 0. 8mmol)Of h7t 
KD>&f£ (1 0ml) lz x #7>-*?*?}],Z)\,y4 ^ik(D9 YyM FD7 
5>fcfc(l. 2mL 0. 9mmol)4toA10KlffllrallM»ftbfc«£ii&^ 
*DD*;i/A (20ml) £Jn;L &gfc*c*:J- h V«7A (3 0 ml) 
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A«* (30ml) tZTBfefr-U MWm*mm?7*i/ A«bfco g% 

5M*?^Eii^u n, n, n\ -hmyn-ftyujvs-u 2- 

^7^(0. 12g, W57%) m 
FAB-MS : 252(M+) 

um) mMM2z<Dj:mit®mizi,T3- [4- (2, 6-^dd^> 

V^JI/Z:- y) 7x-jP]-2 (S) -[3- (2-VJV7*)\,7%J-l (S) 

^-NMR^CDCla)^^ : 7.6(2H, d, J= 8.6Hz), 7.5(1H, brs), 7.5-7.3(3H, 
m), 7.1(2H, d, J= 8.6Hz), 4.8(1H, brs), 3.8(1H, m), 3.7(3H, s), 3.1-3.2 
(2H, m), 2.9-2.8(2H, m), 2.5-2.3(2H, m), 2.1-2.0(3H, jn)", L8(1H, m), 1.8 
-1.6(3H, m), 1.2(3H, d, J= 6.6Hz), 0.9-0.8(18H, m). 

(1*13) 3- [4- (2, 6-^DD^^;i/7^)7ir;i.]-2 (S) 
- [3- {2-¥<iV73-)\,T^;- 1 (S) -3--rv^ 
;i/£W h*] 7Dtt>^f;i/i7r;i/ (0. 1 6 0. 2 5mmo 1) © 
rh7th'D77>/^^7-;i/ (gfiitl : K 5ml) ©igjftfc:, *«fls:J- 
MJ*M10mg, 0. 2 5mmo 1) OtK» (lml) 40^11 
#tfco gtt&ttEftttU (0. 1 3 g> «$8 0%) * 

! H-NHR(CDCl3)<y<i: 7.5(2H, d, J= 8.6Hz), 7.4-7. 2(3H, m), 7.2(2H, d, 
J= 8.6Hz), 4.3(1H, m), 3.7-3.5(5H, m), 3.1(1H, dd, J= 5.6, 13.5Hz), 3.0 
(1H, dd, J= 6.3, 13.5Hz), 2.9(1H, dd, J= 7.9, 15.2Hz), 2.8(1H, dd, J= 7. 
6, 15.2Hz), 2.5-2.2(2H, m), 1.8-1.6(3H, m), 1.2(3H, d, J="6.6Hz), 0.9-0. 
9(18H, m). 

mmmi 2 03- [4- (2, 6-^dd^>^;v7^) 7*=.)i] 

-2 (S) - (3-o-h U^tf^l/'f K) 7ut*>m(DMm 
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2 (S) -T*J-3- [4- (2, §-VZuu^yVJ)\,T^J) 7x~;b] 
7DI^->^(0. 15g N 0. 4 2mmo 1) ®5 0gfi%^i;^>M (5 
ml) Kio-hij;WV^i/7t-h (0. 1 7g, 1. 3mmo 1) £/jO;L> 
pH8-9(CT^T*3^^Lfeo x-^;K 5 m 1 ) .TttttJU 

zkJf £ 1 %;u/U y h;i/-«KtTKf4 tU »»xf-;K 2 0ml) -CfflHJU 
WWPSOK^^S/'^ATiaftLfc. 5»U 5**»EiftfiU ft! 

has^ (o. 1 1 g, jr*5 2%) mtzo msm^&T^t. 

l H-NMR(CDCl 3 )<y^i : 9.7(1H, brs), 8.6(1H, brs), 8.4(1H, bps), 7.7-7.1 
(11H, ■), 6.6(1H, brs), 5.3(1H, n), 3.5(1H, dd, J= 4.3, 13.8Hz), 3.2(1H, 
dd, J= 5.8, 13.8Hz), 2.2(3H, s). 

mmmi 2 1 tmmzLzmmmi 22-12 6izmt4b&®zmMLtzo n 

(MftmiSG) 3- [4- (2, e-Wtm^WJJJlTi;) 7x~ 
-2 (S) - [ (3, KD^y V >- 1 - J )\,-tu\,#?*>( >\,) 




(xgi) gJSm©ig2Mttfcl/t3- [4- (2, 

<01/T*y) 7x-;i/] -2 (S) - [ (3, 4-S>fcFD*,/y>-l— 
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'H-NMRWlgJ^fi: 7.6-6.7(13H, m), 5.2(1H, m), 4.3-4. 1(2H, m), 3.7 
(3H, s), 3.3UH. dd, J= 5.9, 13.9Hz), 3.1(1H, dd, J= 5.3, 13. 9Hz), 2.7(2 
H, t, J= 5.9H), 2.0(2H, dt, J= 6.6, 13.9Hz). 

(xn2) mmi®j:mmm£\,zMm4b&tozm&Ltz 0 mmmT 

l H-m(CKl 3 )6i$. : 10.K1H, s), 7.6-6. 7(13H, m), 5.3(1H, dd, J= 5.3, 
5.9Hz), 4.3(1H, dd, J= 6.3, 12.5Hz), 4.2(1H, dd, J= 6.3, 12.5Hz), 3.4(1 
H. dd, J= 5.9, 13.9Hz), 3.2(1H, dd, J= 5.3, 13.9Hz), 2.7(2H, t, J= 5.9H), 
2.0(2H, dt, J= 6.6, 13.9Hz). 

C^»J17 5^ 3- [4 - (2, 6-^DD^;-f;i/7^) 7x~;i/] 
-2 (S) - [ (4-x?-;i/-3, Kn^-y u>- l-^;i/-^;^- 




uui) mmm z<DxmitmmzLx3- [4- (2, 6-^dd^> 

VJ)17$.;) 7i-Jl/] -2 (S) - [ (4-X3MI/-3, 4-i/-tKD^ 
l> > - 1 -A )],—b)\,i£-)\,)T ^ J ]7d tt^sMtT-ftx-Z^ftZWL&Ltzo 

'H-NMRtCDClaVtffil: 7.7-7.5(2H, m), 7.4-7.0(llH, m), 5.5(1H, m), 4.8 
(1H, m), 3.7(3H, d, J= 5.6Hz), 3.7-3.5(2H, id), 3.3-3. 0(2H, m), 2.7(1H, 
m), 2.0(1H, m), 1.8-1.6(3H, m), 1.0(3H, t, J= 7.3Hz). 
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(xg2) mw2 3oj&2tm£\,xim{b&tozm&bito mmzu 

'H-NMR(CDCl 3 )tffg : 7.7-7.0(llH, m), 5.6(1H, ■), 4.7(1H, m), 3.9-3.6 
.' (2H, m), 3.4-3.0(2H, a), 2.6(1H, ■), 2.0-1. 4(4H, m), 1.0-0.9(3H, m). 

C^ffifll 1 8 6 ) 3- [4- (2, 6-^DD^W-f;i/7^) 7xrji/] 
-2 (S) - [ (2, 3, 4, 5-^h5t KD^>X7tf £>- l-<;i,-£ 




10 U&l) mMM2 3<DJLfeltmm£lX3- [4- (2, 6-y*nD^> 
v^TSyO 7x-;b] -2 (S) - [ (2, 3, 4 3 5 -^h5bKD^> 

^-NMMCDCUtfffh 7.8-7.0(13H, m), 3.7(1H, brs), 3.1-2.9(2H, m), 2. 
15 8-2.6(4H, m), 2.0-1.6(4H, i). 

urn 2 ) m&m 2 3 ©xs 2 tmmz brumit^^m^btzo «<a&w 

'H-NMR(CDCl 3 )<Sffi: 8.1(1H, brs), 7.6-6.7(121H, m), 4.7-4.4(2H, m), 3. 
20 3-3.2(6H, in), 1.9-1.6(4H, m). 
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3IJS03 


R 


v 
i 


111 l n m o 

H-NMR 6: 


2 


Me 


s 


(CDd,): 7.5C2H, d. J= 8.2Hz). 74-7.2(7H. m). 7.1(2H. dd. J= 
1.6. 8.2Hz). 6.9C2H. d. J= 8.2Hz). 5.6(1H. m). 5.2(1H. m). 
3.6(3H. s). 3.2C1H. dd. J= 5.9. 13.9Hz), 3.K1H. dd, J= 5.3. 
13.9Hz). 


3 


iPr 


s 


(CDCI,): 7.7(1 H. brs). 7.5-7.4(5H. m). 7.3-7.2(3H. m). 7.0- 
6.8(4K m). 5.7(1 H. dt J= 6.6. 16.5Hz). 5.4(1 H, m). 5.1 (1H. 
m). 3.1(2H, d. J= 14.6Hz). 1.K3H. d. J= 6".6Hz). 1.(K3H. d. 
J=6.6Hz). 


4 


cr 


s 


(CDCI,): 8.00H, brs). 7.5-7.2U3H. m). 6.9(4H. d. J= 
6.6Hz).5.6-5.3(4H, m). 3.2(2H. d. J= 4.9Hz). 


0 


Me0 v^V^ 

u 


s 


(CDCI,): 8.2(1 H. brs). 7.4(2H. d. J= 8.6Hz). 7.3-6.8(13H. m). 
6.7(2H. d. J= 8.6Hz). 5.6-5.3(4H, m). 3.8(3H. s). 3.2(2H. d. 
J=4.9Hz). 


6 




s 


(CDCI,): 9.90H, s). 7.5-6.7(1 6H. m). 5.7(1H. brd. J= 
14.9Hz), 5.5-5.2(3H. m). 3.8(3H. s). 3.3(1 H. dd. J= 5.6. 
13.8Hz). 3.K1H. dd. J= 4.9. 13.8Hz). 


7 


^ — ^OMe 


s 


(CDCI,* 7.9(1H. brs). 7.5-7.K10H. m). 6.9(2H. d. J= 8.3Hz); 
5.7(1 K brs). 5.4(1 H. m). 4.4-4.2(2H. m). 3.3(3H. s), 3.2- 


8 




s 


(CDCI,): 8.1(1H, s). 7.5-fi.8(18H. m). 5.7(1H. brs* 5.4(1H. 
dd. J= 4.9. 12.5Hz). 4.3(2H, s). 4.K1H, dd. J= 4.2. 7.3Hz). 
3.8-3.7(2H. m). 3.K2H. brd. J= 5.3Hz). 


9 




s 


(CDCI,): 7.5-6.9(15H. m). 5.6(1H. d. J= 7.9Hz). 5.40H. brs). 
5.3(1 K d. J= 5.9Hz). 4.5(2H, t. J= 6.9Hz). 3.2(2H, dd. J= 6.3. 
13.9Hz), 3.(X2H. dd. J= 5.3. 13.9Hz). 2.6(2H. t J= 6.9Hz). 


10 


/V^CONHMe 


s 


(CDCI,): 7.6-6.804H. m). 6.7(1 H, brs). 5.6(1H. d. J= 7.3Hz). 
5.2(1K m). 4.4(2H. t, J= 7.3Hz). 3.2(2H. dd, J= 5.6. 13.9Hz). 
3.<X2H. dd. J= 5.3. 13.9Hz). 2.8(3H. d. J= 4.7Hz). 2.6(2H. t 
J= 6.9Hz). 


11 




s 


(CDCI,): 8.8(1H. s). 7.6-7.5(2H. m). 7.4-7.2(6H. m). 7.0- 
6.9(4K m). 5.7(1 H. d. J= 7.3Hz). 5.2(1 H. q. J= 5.6Hz), 4.4- 
4.3(2K m). 3.3(H. dd. J= 5.6. 13.9Hz). 3.K3H. e). 3.0(1 H. m), 
2.8(3H s). 2.8-JL7(2H. m). 
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SI - 2 



12 




s 


(COCIj): 9.7(1 H, d. J= 7.3Hz). 8.6(1 H. brs). 7.6-6.8(1 2H. m). 
5.7(1 H. d. J= 7.3Hz). 5.2(1 H. d. J= 6.3Hz), 4.5(2H. d. J= 
6.3Hz). 3.2(2H. d. J= 5.6Hz). 3.2(1 H. dd. J=6.3. 14.2Hz) 
3.0(1 H.dd. J=5.6. 14.2Hz). 


13 




s 


(CDCI,* 9.K1H. brs). 7.5-6.9(13H, m). 6.0(1H. brs). 5.7(1H. 
d. J= 7.3Hz). 5.2(1 H. d. J= 5.3Hz). 4.4(2H. brs). 3.3-3.2(1 H. 
m). 3.2(2H. brs). 3.1(1 H. dd. J= 4.6. 13.9Hz). 2.9(3H. s). 


14 




s 


(CDCI,): 9.4(1H. brs). 7.5-6.9(14H. m). 5.7(1H. d. J= 6.9Hz). 
5.2(1H. d, J= 6.9 Hz). 4.5-4.3(3H. m). 3.4(2H. d. J= MHz). 
3.2(1H, dd. J= 5.9. 13.9Hz). 3.1(1H. dd. J= 5.0. 13.9Hz). 
1.9(3H.s). 


15 


H 

T 

0 


s 


(CDCIj): 8.3(1H. brs). 7.6-6.7<14H. m). 5.6(1H. d. J= 7.6Hz). 
5.3(1H. d. J= 7.3Hz). 4.5-4.3(2H. m). 3.4(2H. brd. J= 
14.7Hz). 3.K2H. brd. J= 4.9Hz). 1.2(9H s). 


16 


0 


s 


(CDCI,): 9.K1H. brs). 8.1-6.K19H. m). 5.70H, d. J= 7.3Hz). 
5.20H. brs). 4.6-4.2(2H, m). 3.8-3.5(2H. m). 3.2(1H. m). 
3.1(1 H,m). 


17 


/^NHCCfcMe 


s 


(CDCI,* 9.K1H. brs). 7.5-6.9(13H. m). 5.9(1H. brs). 5.7(1H. 
d. J= 7.3Hz). 5.2(1 H. dd. J= 5.5. 7.3Hz). 4.4-4.3(2H. m). 
3.6(3H. s). 3.6-3.4(2H. m). 3.3(1 H. dd. J= 5.9. 1 3.9Hz). 
3.1(1H.dd,J=4.6. 13.9Hz). 


18 


/^NHBoc 


s 


(CDCIj): 9.3(1H. brs). 7.5-6.9U3H. m). 5.7(1H. brs). 5.4(1H. 
brs). 5.2(1H. brs). 4.3(2H. brs). 3.4(2H. brs). 3.3(1H. m). 
3.K1H. m). 1.4(9H. s). 


19 




s 


wuoij* a.^irt, ore;, 7.8-6.7Uon, m), 5.6(1 H, d, J= 6.9Hz), 
5.K1H. d. J= 5.3Hz). 4.4(1H. brd. J= 14.3Hz). 4.2(1H. brd. 
J= 14.3Hz). 3.2(2H. dd. J= 5.6. 14.2Hz). 3.1-3.(K3H. m) 


20 




s 


(CDCI,): 9.4(1H.brs). 7.8-6.9<19H. m). 6.0(1H. brs). 5.7(1H. 
d. J= 7.3Hz). 5.2(1 H. d. J= 6.6Hz). 4.3(2H. brd. J= 5.3Hz). 
3.5-3.4(2H. m). 3.3(1 H, dd. J= 5.9. 13.9Hz). 3.1(1 H. dd. J= 
5.0.13.9Hz). 


21 


Me 


s 


(CDCI,): 8.1(1 H, s). 7.6-6.8(12H. m). 5.5(1 H. m). 5.4(1 H. d. 
J= 7.3Hz). 4.3(1 H. m). 3.5(4H. q, J= 6.9Hz). 3.K2H. d. J= 
5.0Hz). 2.9(3H. brd, J= 18.8Hz). 1.2(9H. s). 


22 


Me 


s 


(CDCI,* 8.0(1 H. s). 7.5-6.9(1 2H. m). 5.6(1 H. d. J= 6.9Hz). 
5.40H. dd. J= 5.3. 12.5Hz). 4.3(2H. m). 3.5(1 H. q. J= 6.6Hz). 
3.3(1 H. q. J= 6.6Hz). 3.2(2H. t J= 4.7Hz). 2.9(3H. s). 2.8(3H. 
s). 
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1-3 



24 


H 

T 

0 


0 


(COCI,)* 8 3(1H brs) 7 6-6 8(13H m) 5fi(1H A 1-7 rum 
5.3(1 H. d, J= 7.3Hz). 4.5(1 H. m). 4.4(1 H. m). 3.4(2H. brs). 
3.1(2H.d. J=4.9Hz). 1.2(9H.s). 


25 


X^NHC0 2 Me 


0 


(CDCI3): 9.0(1 H. s). 7.5(2H. d. J= 8.2hz). 7.4-7.2(6H. tn), 
7.1(2H. d. J= 6.6Hz). 7.(X(2H, d, J= 8.3Hz). 5.6(1H. m). 4.7- 
4.5(2H. m). 3.8-3.7(2H. m). 3.6(3H. s), 3.3-3.2(2H. m). 3.1- 
3.0(2H. m). 


26 


/•v^NHBoc 


0 


(CDCIj): 8.1(1 H. s). 7.5(2H, d. J=8.6Hz). 7.4-7.2(6H. m), 
7.K2H. d, J= 7.6Hz). 7.<X2H. d. J= 8.3Hz). 5.2-5.1(1 H. m). 
4.7-4.6(2K m). 3.8-3.7(2H. m), 3 T 3-3.0(4H. m). 1.4(9H. s). 



I 
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2-1 




mm® 


R 


Y 


'H-NMR 6 : 


27 


Me 


S 


(CDCIj): 7.6(2H. d. J= 8.3Hz), 7.4-7.3(3H. m), 7.2(2H. d. J= 
8.6Hz). 5.4-5.30H. m). 3.5(1H. dd. J= 5.9, 13.9Hz). 3.4- 
3.3(4H. m). 3.2(1H. dd. J= 4.3. 13.9Hz). 2.1-1.9(2H. m) 
0.8(6H. d. J= 2.3Hz). 0.8(6H. d. 2.6Hz). _ . 


28 


Me 

Me Y^ 

Me 


S 


(CDCIj): 7.7-7.K7H. m). 5.3<1H. m). 3.5(1H. m). 3.3-3.K4H. 
m). 1.9-1.6(2H, m). 1.K3H. dd, J= 6.9, 14.9Hz). 1.0-0.8(12H 
m). 


29 


Me Me 


s 


(CDCIj): 7.6(2H. d. J= 8.3Hz). 7.4-7.2(3H. m), 7.2(2H. d, J= 
8.3Hz). 6.0(1 H. d. J= 6.3Hz). 5.4(1 H, d. J= 4.3Hz). 3.7- 
3.1 (5H. m). 2.0-1 .4(4H. m). 1 .3-0.8(1 2H. m). 


30 


Me 


s 


(CDCI,): 7.6(2H. d. J= 8.3Hz). 7.6-7.2(3H. m), 7.2(2K dd. J= 
2.6, 8.3Hz), 5.4(1 H. brs). 3.6-3.5(1 H, m). 3.4-3.0(3H. m). 
2.0-1.90H, m). 1.5-1.K11H. m). 1.0-O.8(9H. m). 


31 


a. 


s 


(CDCIj): 10.K1H. s). 7.6(2H. d. J= 8.6Hz), 7.4-7.2GH. m), 
7.K2H, d. J= 8.6Hz). 6.0(1 H. d. J= 6.6Hz); 5.3(1H. dd. J= 
6.9. 10.9Hz). 4.4-4.3(1H. m). 3.8-3.5(2H, m). 3.5(1H. dd. J* 
3.9. 13.5Hz). 3.2(1H. dd. J= 3.6. 13.5Hz). 2.3-1.9(5* m). 
1.7-1.5(2H. m). 0.9(6H. dx2, J= 4.6Hz). 


32 


a 


s 


(CDCIj): 9.5(1H. s). 7.6-7.K7H. m). 6.1(1 H, d, J= 6.6Hz). 
5.4(1 H. brd. J= 3.6Hz). 5.0(1 H. brs). 3.6(1 H. dd. J= 6.9. 
13.9Hz). 3.3(1H. dd. J= 6.9. 13.9Hz). 2.6(1 H. s). 1.8-1.4(6H. 
m). 0.9(6H. dx2. J= 7.3Hz). 


33 


a 


s 


(CDCIj): 9.(X1H. s). 7.6-7.K8H. m). 6.0(1H. d. J= 6.3Hz). 
5.4(1 H. brd. J= 3.6Hz). 4.9(1 H. brs). 3.6(1 H. dd. J= 5.9; 
13.9Hz). 3.3(1H. dd. J= 3.9. 13.9Hz). 1.9-1.K10H, m) 
0.8(6H. dx2. J= 7.3Hz). - 


34 


a"" 


s 


(CDCIj): 7.6-6.8C12H. m). 5.5-5.2(2H. m). 4.7-4.5(2H. m). 
3.4-3.<X2H. m). 2.0GH. s). 1.B-1.7C1H. m). 1.3-0.9(m. 6H). 
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35 




s 


(CDCI 3 ): 8.K1H. s). 7.5(2H. d. J= 8.3Hz). 7.4-7.K6H. m). 
6.9(1H, s). 6.8(2H. d. J= 8.3Hz). 5.6-5.4(2H. m). 4.1(1H, dd. 
J= 7.9, 13.5Hz). 3.9(1 H. dd. J= 7.3. 13.5Hz). 3.K2H. d. J= 
5.6Hz), 2.3(3H. s). 1.9-1 .7(1 H. m). 0.9(3H. d. J= 6.6Hz). 
0.8(3H. d. J=6.6Hz). 


36 




s 


(CDCIj): 8.K1H. brs). 7.5(2H. d. J= 8.3Hz), 7.4-7.0C6H, m). 
7.0(1 H, m). 6.9(2H. d. J= 8 3Hz) 5 5-5 4(2H m) A 9-1 q/o'h 
m), 3.2(1 H. d. J= 3.3Hz). 1.8(1 H. m), 0.9(6H. dx2. J= 6.6Hz). 


37 




s 


(CDCIj): 9.5(1H. brs). 7.6-7.0(1 1H. m), 5.7(1 H. d. J= 6.9Hz). 
5.2(1H. dd. J= 5.9. 6.3Hz). 4.1-3.9(2H. ml 3.4(1 H, dd. J= 
w.o, lo.anz;, d.mn, aa, J- 0.9, i3.9rlz). 1.8(1 H. m). 0.9(6H, 
dx2. J= 6.6Hz). 


38 




s 


(CDCI3): 8.0-7.8(2H. ml 7.7-7.30H. m). 7.K2H. d. J= 
8.3Hz), 7.0(2K d. J= 8.3Hz). 6.4(2H. d. J= 8.3Hz), 5.4- 
5.2(2H. m), 4.0(2H. s). 3,5-3.2(2H. m). t:9(1H, m). 1.K3H. d. 
J= 6 6Hz) 0 9(3H A J=R ALM 


39 


cr 


s 


(COCI3): 9.7(1H. s). 7.8-7.1(1 3H. m). 6.1(1 H. d. J= 6.6Hz). 
5.4(1 H. d. J= 4.6Hz). 5.1 (2H. s). 3.4-3.3(2H. m). 3.5(1 H. dd, 
J= 6.3, 13.9Hz). 3.2(1 H, dd. J= 4.0. 13.9Hz). 2.0(1 H. m), 
O.SWH, a, J- 7.9Hz), 0.8(3H, d, J= 6.9Hz). 


40 


Me 


s 


(CDCI3): 12.70H. brs). 10.6(1H. s). 7.68-7.1(12H. m). 
6.K1H. d. J= 6.3Hz). 5.4(1H. d. J=3.6Hz). 3.6(1H. d. J= 
13.9Hz). 3.3(1H, d. J= 13.9Hz). 3.1-2.6(2H, ml 1.9-1.8(1H. 
m). 1.6(3H. d. J= 6.9Hz), 0.7(3H, d. J= 6.6Hz). 0.5X3H. d. J= 
6.6Hz). 


42 


Me 

U 


s 


(CDCI,): 7.6(2H. d. J= 8.6Hz). 7.4-7.2GH. m). 7.2(2H. d. J= 
8.6Hz). 5.4(1H, m). 3.6(1H. dd. J= 5.9. 13.9Hz). 3.30H. dd. 
J= 3.9. 13.9Hz). 3.K1H. m). 2.1(1 H. m). 0.9(6H. dx2. J= 
7.3Hz). 


43 


Me 


s 


(CDCI3): 7.6-7.K12H. m). 6.8(1H. brs), 6.K1H. brs). 5.4(1H. 
m). 3.6-2.3(5H, m). 1.7-U(2H. m). 1.K3H. dd, J= 6.6. 
18.5Hz). 1.0C3H. dd. J= 6.6. 9.2Hz). 0.6(3H, dd. J= 6.6. 
1 5.2Hz). 0.5(3H. dd. J= 6.6. 1 8.5Hz) 


44 




s 


(CDCI3): 7.7-7^1 (12H, m), 6.8(1H. brs). 5.5(1 H, m). 5.4(1 H. 
m), 3.6(1H, m). 3.3-3Jf(3H. m), 2.9(2H. brs). 1.6-1 .4(4H. m). 
1.1-0.9(3K ml 0.7(3H. dd. J= 3.0, 6.6Hz). 0.4-0.2(3H. m). 


45 




s 


(CDCI3): 7.5(2H. d. J= 8.3Hz). 7.5-7.2(8H, m), 7.K2H. d. J= 
8.3Hz). 5.3(1H. m). 4.2-4.K2H. m). 3.5-3.0(5H. m). 1.8(1H. 
brs). 0.8(3H. d. J= 6.6Hz), 0.6(3H, d. J= 5.9Hz). 


46 


Mc Me 

0^ 


s 


(CDCIj): 8.0{1H. brs). 7.4-6.903H. m). 4.5(2H. brs). 3.4(2H. 
t. J= 6.9Hz). 2.9(1 H, dd. J= 6.6. 15.6Hz), 2.7(1 H. dd. J= 6.6. 
15.6Hz). 1.8(1H. m). 1.6(3H. s). 1.6(3H, s), 0.9(6H. dx2. J= 
2.6Hz). 
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47 


Me 


s 


(DMSO-d 6 ): 12.7(brs). 1 0.7(1 H. brs), 7.6-7.4(5H. m). 7 4(1H 
t J= 5.9Hz). 7.2(2H. t J= 8.3Hz). 7.1-7.0(3H. m). 6.6(1 H 
brs). 5.3(1H. q. J= 56Hz). 3.3-3.K2H. m), 2.9(JH. m) 24(1H 
m). 1.6(1 H. m). 1.4(3H. d. J= 6.9Hz). 0.6(3H. dd J= 6 6 
15.6Hz). 0.5(3H. d. J=6.6Hz) 


48 


Me 


s 


(DMSO-d a ): 12.7(1H. brs). 1 0.7(1 H. s). 7.6(2H. d J= 8 3Hz) 
7.6(2H. d. J= 6.3Hz). 7.5(1H. m). 7.3-7.K7H. m). 6.6(1H 
brs). 5.3(1H. brs). 3.3-3.K2H. m). 2.9(1H, m). 1.6(1H. m) 
1.4(3H. t J= 3.3Hz). 0.6(2H. d. J= 6.6Hz), 0.5(2H. dd. J= 6 6 
12.9Hz). 0.4(2H, d. J= 6.6Hz). 


49 


Me 


s 


(DMSO-d e ): 10.7(1H. s), 7.6-7.4(6H. m). 7.3(1H. t. J= 
8.6Hz). 7.2-7.K3H. m). 7.0(1 H, d. J=6.9Hz). 6.9(1 H. brs). 
6.6(1H. brs). 5.3(1H. m). 3.3-3.K3H. m). 3.0(6H. sx2). 
1.7(1H. brs). 1.5(3H. t J= 5.9Hz). 0.6(2H. d. J= 6 6Hz) 
0.5(3H.t J= 6.3Hz). 0.4(1 H.d.J=6.3Hz). 


SO 


CI Me 


s 


uwiw-Oj^ lU.OUn, s), 7.6-7.4(8H. m), 7.1 (3H, t J= 7.6Hz). 
6.7(1H. brd. J= 6.6Hz). 4.6(1 H. brs). 4.2(1 H. m). 3.K3H m) 
2.8(1 H. m). 2.5(1 K m). 1.5(3H. dd. J= 6.9. 12.9Hz) 1 2(1 H 
m). 0.5(3H, dd. J= 6.3. 19.1 Hz). 0.3(3H. dd. J= 6.3. 1 8.0Hz)! 


51 


Me 


s 


(DMSO^dj): 10.60H. s). 7.6-7.3(7H. m). 7.3(1H. d. J= 
2.6Hz). 7.2(2H. d. J= 8.3Hz). 7.K1H. d. J= 7.6Hz). 6 6(1H 
brs). 5.3(1 H. q. J=5.6Hz). 3.2(2H, dd. J= 5.9 144Hz) 
3.K1H. m), 3.0(1 H. brs). 1.7-1 .6(1 a m). 1.5(3H. d. J= 
6.9Hz). 0.6(2H. d, J= 6.6Hz). 6.5(3H. d. J= 6.3Hz), 0.36(1 H 
d.J=6.6Hz). 


52 


Me 


s 


(DMSO-d,,): 10.6(1H. s). 7.6-7.3(8H. m). 7.K3H. d. J= 
7.9Hz). 6.8(1H. m). 4.7(1H. brs). 3.5(1H. m). 3.2-3.K2H. m). 
2.9 1H. m). 2.7(1H. brs). 2.6(1H. m). 1.7(1H. m). 1.5(3H. brs). 
0.6(3H. d. J= 6.6Hz). 0.4(3H. dd. J= 6.3. 13.5Hz). 


53 


OMcMe 


s 


DMSO-d,): 10.7(1H. s). 7.6-7.30H. m). 7.2(2H. dd. J= 2.0. 
8.6). 7.0(1H. brs). 7.0-6.9(2H. m). 6.1(1H. brs). 5.K1H. brs). 
3.6(3H. s). 3.2-3.0(2H. m). 2.8(1H. dd. J= 7.9. 14.2Hz). 
1.5(1H. m). 1.4(3H. t J= 7.6Hz). 0.6(3H. t, J= 6.6Hz). 0.3(3H. 
d.J=6.6Hz). 


54 


Me 


s 

' 


(DMSO-de): 10.5(1H. brs). 7.6-7.2(6H. m). 7.1-7.CX2H. m). 
6.9(1H. s). 6.8(2H. d. J= 8.3Hz). 6.7(1H. brs). 4.5(1H. brs) 
3.7(3H, s). 3.5(1 H). 3.2-3.K2H. m). 2.80H, m). 2.7(1 H. brs). 
1.7(1H. brs), 1.4(3H. d. J= 6.6Hz). 0.6(3H. d. J= 6.3Hz) 
0.4(3H. d. J= 4.0Hz). 


55 


Me 


s 

1 


(DMSO-d e ): 10.6(1 H. s). 7.6-7.4(4H. m). 7.2(3H. dd. J= 8.6. 
14.4Hz). 7.K2H. dd. J= 4.3. 8.6Hz). 6.9<2H. dd. 8.9. 11.2Hz) 
6.7(1H. m). 4.6(1H brs). 3.7(3H. s). 3.2-3.K2H. m). 2.90H ' 
m). 2.7(1 H. d. J=6.3Hz). 1.7(1H. m). 1.4(3H. d. J= 4.6Hz) 
D.6(3K d. J= 6.6Hz). 0.4(3H. dd. J= 6.3. 9.6Hz). 
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56 


Me 


s 


(DMSO-d„):12.8(1H, brs). 10.7(1H. s). 7.6-7.3(8H. m), 
7.2(1 H. d. J= 8.2Hz). 7.2(1 H. d. J= 8.2Hz). 7.1 (IK d J= 
8.6Hz). 6.9(1 H. d. J= 7.3Hz). 6.4(1 H. d. J= 6.6Hz). 5.2(1 H q 
J= 5.9Hz). 3.3-3.1 (2H. m). 2.9(1 H. dd. J= 7.9. 1 5.0Hz) 
1.5(3H, d. J= 6.6Hz). 1.3(1 H, m). 0.6(3H. d J= 6 6Hz) 
0.4(3H, dd, J-6.6. 12.2Hz). 


51/ 


Me 


s 


(OMSO-d ( ): 12.7(1H. brs). 10.7(1H. s). 7.6-7.4(8H. m). 
7.2(2H. dd. J= 8.3. 11.7Hz). 6.9(1 H. d. J= 6.6Hz). 6.4(IH. d. 
J= 6.6Hz). 5.2(1H. m). 3.2-2.8GH. m). 1.4(1H. m). 1.5(3H. d. 
J= 6.6Hz). 0.9(1 H. d. J= 6.9Hz). 0.54(3H. d. J= 6.6Hz) 
0.4(3H. dd. J= 6.6, 12.2Hz). 


00 


Me 


s 


(DMSO-d 6 ): 12.60H. brs). 10.7(1H. s). 8.5(1H. m). 7.8- 
7.K11H. m), 6.3(1H. m). 5.2(1 H. m). 3.4-2.9(4H. m). 1.7(1H 
m). 1.5-1.4GH. m). 0.7-0.4(6H. m). 


59 


Me 


s 


(DMSO-de): 10.7(1 H. s). 8.6-8.4(2H, m). 7.6-7.K10H. m). 
6.B(1H. m). 5.2(1 H.m). 3.4-2.9(4H. m). 1.6(1 H. m). 1.5(3H. d 
J= 7.3Hz), 0.6-O.3(6H. m). 


60 


Me 


s 


(DMSO-de): 12.70H. brs). 10.7(1 H. s). 8.5(2H. m). 7.6- 
7.200H. m). 6.6(1H. m). 5.3(1 H. m). 3.4-3.K3H. m). 2.6(1 H. 
m). 1.60H, m). 1.5(3H. d. J= 6.9Hz). 0.7-0.5(6H. m). 


61 




s 


(0MSO-d 8 ): 12.7(1H. brs). 10.7UH, s). 7.6-7.4(6H. m). 7.2- 
7XX3H. m). 6.6-6.4(3H. m). 5.2(1 H. m). 3.3-2.7(4H. m). 1.5- 
1.3(4H. m). 0.6-0.3(6H. m) 


62 




s 


(DMSO-d,,): 12.8(1 H. brs). 10.7(1H. s). 7.7-7.2(9H. m). 
6.8(1H. m). 5.2(1H. m). 3.4-2.7(4H. m). 1.6-1.5(4H. m). 0.6- 
0.3(6H.m). 


63 




s 


(DMSO-dj): 12.7(1 H. brs). 1 0.7(1 H. s). 7.6-7.2(9H. m). 6.6- 
6.2(2H. m). 5.4(1H. m). 3.6-2.6(6H. m). 2.1-1.5C5H. m). 1.0- 
0.5<6H.in). 


64 


Me 


s 


(OMSO-dg): 12.7(1 H. brs). 10.6(1H. s). 8.7-8.5(3H. m). 7.6- 
7.2(8H. m). 6.6(1H. m). 5.2(1H. m). 3.3-2.8(4H. m). 1.5- 
1.4(4H. m). 0.6-0.2(6H, m). 


65 


OcK 


s 


(0MSO-dg>. 12.8(1H. brs). 10.7(1H. s). 7.9-7.K13H. m). 
6.9(1 H. m). 5.3(1 H. m). 3.3-2.6(4H. m). 1.8(1 H. m). 1.6- 
1.5(3H. m). 0.7-0.5(6H. m). 


66 


Me 


s 


(CDOI3): 7.6-7.2(1 2H. m). 5.4(1H. brs). 3.6-3.K5H. m). 2.7- 
2.5(2H. m). 2.0-1.7(3H. m). 1.2(3H. dd. J= 3.3. 6.6Hz). 
0.9(3H. d. J= 8.3Hz). 0.8(3H. d. J= 5.3Hz). 


67 




s 


(CDCIj): 8.4(1 H, brs). 7.6-7.5(2H. m). 7.4-7.0O0H. m). 6.0- 
5.9(1H. m). 5.4-5.3(1H, m). 3.5-2.8(7H. m). 2.5-1.8C3H. m). 
0.8-O.8(6H. m). 
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68 


CO, 


s 


(CDCIj): 9.20H. brs), 7.7-7.6(2H. m). 7.4-7.1(9H. m). 
6.0(1H. d, J= 6.6Hz). 5.8(1H. m). 5.4(1H. m). 3.6-2.9(9H m) 
1.9(1 H. m). 0.9-O.8(6H. m). ' ' 


70 




s 


(DMSO-d 6 ): 12.8(1H. brs). 10.8(1H. s). 7.6-7.4C5H. m). 
7.3(2H, d. J= 8.3Hz). 7.2(1H. d. J= 8.3Hz). 7.1(1H brs) 
6.8(1H, d. J= 8.6Hz), 6.8(1H. s). 6.7(1H. d. J= 7.3Hz). 48(1H 
m). 3.9(1 H. brs). 3.7(6H. sx2). 3.4(2H. brs), 3.2(1 H d J= 
6.3Hz). 3.K2H. brs). 2.7(2H, brs). 1.9(1H. brs). 08(6H t J= 
6.9Hz). 


71 




s 


(CDCI,): 8.2(1 H. d. J= 13.5Hz). 7.6(1 H. d. J= 8.5Hz). 7.5(1 H. 
d. J= 8.5Hz). 7.3-7.K3H. m). 7.0-6.7(4H. m). 5.9-5.6(2H. m). 
3.9(6H. sx2). 3.5-2.5(7H. m). 2.0OH. m). 1.2(3H. d J= 
6.9Hz). 0.8(6H. dx2, J= 3.3Hz). 


72 




s 


(CDCIj): 8.K1H. brs). 7.5(2H. d. J= MHz). 7.4-7.K8H. m). 
5.3(1 H. d. J=6.3Hz). 4.8(2H. s). 3.9-3.7(1 H. brs). 3.6(2H. d' 
J= 6.6Hz). 3.3(1H. dd. J= 5.6. 13.9Hz). 3.1-2.9(3H, m). 
2.0(1 H m) 1 1(3H d J=filH^ nn((tn \- Atu-\ 


73 


BocHN N /\ 


s 


(CDCIj): 7.6-7.2(8H. m). 5.3(1 H. brs). 3.5(1 H. dd, J= 5.3. 
13.5Hz). 3.4-3.3(4H. m). 3.3UH. dd. J= 6.3. 13.5Hz). 1.8(1 H 
m). 1.5(9H, s). 0.9(3H. d. J= 3.9Hz). 0.8(3H, d. J= 5.9Hz). 


74 


Cf 0 


s 


(CDCI3): 9.8(1 H, brs). 8.0(1 H. d. J= 4.3Hz). 7.6(2H. d. J= 
8.3Hz). 7.4-7.2(7H. m). 7.2<2H. d. J= 8.3Hz). 6.5(1 H. brs) 
5.3(1 H, d, J=6.3Hz). 4.2-3.6(4H. m). 3.5-3.3(3H. m). 3.2(1 H. 
dd. J= 5.3. 13.9Hz). 2.0-1.9(1H. m). 0.9(6H. dx2. J= 2.3Hz). 


75 


OMe 

A- 

0 


s 


(CDCIa): 9.7(1 H. brs). 8.2(1 H. brs). 7.6(2H. d. J= 8.3Hz), 7.4- 
7.2(3H. m). 7.K2H d. J= 8.3Hz). 7.<X2H. m). 6.5(1H. m), 
6.4(1 H. brs). 5.3(1 H. brs), 4.2{2H. brs). 3.8(6H. sx2). 3.7- 
3.2(6H. m). 1.9(1K m). 0M6H, m). 



41 



WO 01/32610 



PCT/JP00/07571 





R 


Y 


'H-NMR 6: 


76 


Me 


0 


(CDCI3): 7.6(2H. d. J= 8.3Hz). 7.4-7.2(3H. m). 7.2(2H. d. J= 
8.3Hz), 4.6(1 H. t, J= 5.6Hz). 3.8(1 H. dd. J= 6.6. 13.5Hz) 34- 
3.K2H. m). 3.0-2.7(2H. m). 1.9-1.2(8H. n>>. 1.1C3H. d. J= ' 

o.snzj. u.y-u.ovbri, nv. 


77 . 




0 


(CDCI3): 7.6(2K d. J= 7.9Hz). 7.4-7.2(3H. m). 7.2(2H. d. J= 
7.9Hz). 4.6(1 H. brs). 3.2-2.9(6H. m). 1.8(1 H. m). 1.5(2H. brs) 
1.3(6H, brs), 09-0 BOH m) 


78 


a* 


0 


(CDCI3): 7.8-6.8(12H. m). 7.0(2H. d. J= 7.9Hz). 6.8(2H. d. J= 
8.3Hz). 5.6(1H. s), 5.5-5.4(1 H, m), 4.1-3.9(2H. m). 3.K1H. dd 
J= 5.6. 13.9Hz). 3.0(1 H. dd. J= 5.2. 13.9Hz). 2.1 (3H s) 1 9- 
1.7(1 H. m). 0.9(3H. d. J= 6.6Hz). 0.8(3H. d. J=6.6Hz). ' 


79 




0 


(CDCQ: 7.9-7.2(13H. m). 6.9(1H. d. d= 8.3Hz). 6.5(1H. d. J= 
8.3Hz). 5.6(1 H. m). 4.1-3.9(2H. m). 3.8(2H. d. J= 5.6Hz). 
1.8(1H.m).1.1-0.9(6H.m). 


80 


Me 


0 


(COCIj): 7.6(2H. d. J= 6.3Hz), 7.4-7.2(9H. m). 7.1(1 H. d. J= 
8.3Hz). 5.3-5.20H. m), 4.7-4.6(1 H. m). 3.2(1H. dd. J= 5 6 
18.9Hz). 3.K1H. dd. J= 6.3. 18.9Hz). 2.9(1H. dd. J= 6 9 
14.8Hz). 2.7(1H. dd. J= 7.9. 14.8Hz). 1.7-1.6(1H, m). 1.5(3H. 
d. J= 7.3Hz). 0.8(3H. d. J= 6.6Hz). 0.7(3H. d. J= 6.6Hz). 


62 


Me 


0 


(OMSO-dj): 12.5C1H. m). 10.70H. s). 7.6(4H. d. J= 7.3Hz). 
7.5(1H. m). 7.3(1H. m). 7.2(2H, t. J= 6.6Hz). 7.1-6.9(3H. m). 
6.3(1 H. d. J= 7.9Hz). 5.3(1 H. m). 4.3(1 H. m). 3.2-2.9(2H. m). 
2.7<1H. m). 2.40H. m). 1.5(1H. m). 1.4(3H. d. J= 6.6Hz). 
0.7(2H. dd. J= 6.6. 11.9Hz). 0.6(3H. d. J= 6.3Hz). 


83 


Me 

f jO^ 


0 


vu,tYlov 1 1 n, ors;, lu./vin, sy, /.oW.otori, tru, 7.3— 
7.0(6H. m). 6.30H, d. J= 8.3Hz). 5.3(1H, dd. 7.3. 15.3Hz). 
4.3(1H. m). 3.1-2.9(2H. m). 2.8(1H. m). 2.4UH. m). 1.5K1H. 
m). 1.4(3H. t J= 6.9Hz). 0.7(2H. d. J= 3.3Hz). 0.6(2H. dd. J= 
6.6. 15.0Hz). 0.4(2H. d. J= 6.6Hz). 


84 


Me 

MejN^^A^ 

u 


0 


(DMSO-dj): 10.6(1H. s). 7.6-7.5(6H. m). 7.2-7.K3H. m). 6.6- 
6.5(3H. m). 5.8(1 H, brs). 5.3(1 H. brs). 4.2(1 H, brs). 3.2- 
3.K3H. m). 2.9GH, s). 2.8(3H. s). 1.6(1 H. m). 1.4(3H. d. J= 
6.3Hz). 0.7(3H. d. J= 5.9Hz). 0.6(1 H. dd. J= 6.3. 12.5Hz). 


85 


0 Me 


0 


(DMSO-d„>. 12.5C1H. brs). 10.7(1H. s). 7.6(4H. d, J= 7.3Hz). 
7.5(2H. t J= 6.6Hz). 7.4(1 H. d. J= 6.9Hz). 7.3(2H t J= 
5.6Hz). 7.2(2H. t. J= 5.9Hz). 6.K1H. d. J= 7.3Hz). 5.5(1H. dd. 
J= 6.9. 13.5Hz). 4.3(1 H. m). 3.1-2.9(2H, m). 2.8(1H. dd. J= 
7.6. 14.2Hz). 2.7(1H. d. J= 7.3Hz). 1.4GH. t J= 5.9Hz). 
1.2(1H. m). 0.6(3H. dd. J= 6.3. 9.9Hz). 0.4(3H. dd J= 6.3. 
10.6Hz). 
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H2-7 



86 


Me 


0 


(DMSO-dj): 1 2.5(1 H. brs). 1 0.7(1 H. s). 7.6(4H. d. J= 6.6Hz). 
7.5(1 H. m). 7.4-7.2(6H. m). 7.1(1 H. d. J= 7.2Hz). 6.3(1 H d 
7.9Hz). 5.3(1 H. q. J=6.6Hz). 4.3(1 H, m). 3.1 -2.9(2H. m) 
2.7(1 H. ml 1.6C1H. m), 1.4(3H. d. J= 2.6Hz). 0.7(3H. d J= 
6.6Hz). 0.6(3H. dd. J= 6.3. 1 5.4Hz). 


87 


Me 


0 


(DMSO-d 6 ): 12.50H. brs). 10.7OH. s). 7.6-7.2(10H. m). 
7.1(1 H. d. J= 7.3Hz). 6.3(1 H. dd. J=8.3. 46.4Hz). 5.3(1 H d J= 
7.3Hz). 4.3(1H. m). 3.2-2.9(2H. m). 2.8(1H, m). 2.61H. m). 
1.5(1 H. m). 1.4(3H. t. J= 6.3Hz), 0.7(3H. d. J= 4.6Hz). 0.6(3H. 
dd. J= 6.6. 12.9Hz). 


88 


OMe Me 


0 


(DMSO-d,): 12.5(1H. brs). 10.7(1H. s). 7.6-7.2(9H. m), 
6.9(2H. d. J= 6.6Hz). 6.0(1 H. d. J= 7.6Hz). 5.3(1 H. q. J= 
6.6Hz). 4.3(1H, nO. 3.6<3H, s). 3.2-2.9(2H. m). 2.7(1 H. m). 
2.6(1 H. m). 1.4(3H. t. J= 6.3Hz), 0.6(3H. d. J= 6.6Hz). 0.4(3H. 
d.J=6.6Hz). 


89 


Me 


0 


(DMSO-dj): 10.7(1H. s). 7.6-7.5(5H. m). 7.2-7.K3H. m). 
6.6(1 H. d, J= 6.9Hz). 6.7-6.6(2H. m) 6 2(1 H d J= 8 3Hz) 
5.3(1 H. q. J= 6.6Hz). 4.3(1 H. m). 3.7(3H. s). 3.6(1 H. m). 3 1- 
2.8(2H. m). 2.60H. dd. J= 7.3. 14.2Hz). 1.5(1 H. m). 0.7(3H. d. 
J= 6.3Hz). 0.6(3H. dd. J= 6.6. 1 1 .6Hz). 


90 


Me 

MeO^^ 


0 


(DMSO-d 6 ): 10.6(1H. s). 7.6-7.4<5H. m). 7.3(1H. d. J= 8.6Hz). 
7.2-7.K4H, m). 6.9(2H. dd. J= 8.6. 11.6Hz). 6.0(1 H. brs) 
5.3(1 H. m). 4.2(1 H. d, J= 5.3Hz). 3.7(3H. s). 3.2-3.0(2H. m). 
2.60H. m). 1.6(1 H. m). 1.4(3H. d. J= 5.0Hz). 0.8(1H. dd. J= 
2.3. 6.3Hz), 0.7(3H, d. J= 6.6Hz). 0.6(3H. t J= 5.9Hz).3.4- 
3.K3H. m). Z6(1H. m). 1.6(1H. m). 1.5(3H. d. J= 6.9Hz). 0.7- 
0.5(6H.m). 


91 


Me 


0 


(DMSO-d,): 12.5(1H. brs). 10.7(1H. s). 7.6(4H. d. J= 6.9Hz). 
7.5(2H. d. J= 6.3Hz). 7.5-7.4<2H. m). 7.20H, t J= 7.3Hz). 
6.2(1H. d. J= 7.6 Hz). 5.4(1H. t. J= 6.3Hz). 4.3(1H. brs). 3.0- 
2.6(4H. m). 1.4C1H. d. J= 6.9Hz) 1 3(1 H m) 06(3H t J= 
5.3Hz). 0.5(3H. t. J= 5.3Hz). 


92 


Me 


r\ 
U 


(DMSO-dg): 12.5(1H. brs). 10.7(1H. s). 7.9-7.4(8H. m). 
7.2(2H. t J= 6.6Hz). 6:2(1H. d. J= 7.6Hz). 5.4(1H. dd. J= 6.3. 
11.0Hz). 4.4(1 H. m), 3.1-2.6(4H, m), 1.4(1 H. d. J=5.0Hz). 
1.3(1 H. dd. J= 5.9. 12.9Hz). 0.6(3K t J= 6.3Hz). 0.4(3H. t, J= 
6.3Hz). 


93 


Me 


0 


(DMSO-dj): 12.50H. brs). 10.7C1H. s). 8.6(1H. d. J= 4.6Hz). 
7.7-7.5(6H. m). 7.3-7.<X4H. m). 6.5(1 H. m). 5.2(1 H. m). 
4.40H. m). 3.1-2.7(4H. m). 1.6(1H. m). 1.5(3H. d, J= 6.9Hz). 
0.7-0.6(6H. m). 


94 


Me 

0^ 


0 


(DMSO-dj): 12.50H. brs). 10.6(1H. s). 8.5-8.4(2H. m). 7.6- 
7.2(9H. m). 6.2(1 H. m). 5.3(1 H. m). 4.3(1 H. m). 3.1-JL7(4H, 
m). 1.6(1H. m), 1.5-1.4(3H. m). 0.7-O.6(6H. m). 
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95 


Me 


0 


(DMSO-dg): 12.5C1H. brs). t0.7(1H. s). 8.5-8.4(2H. m), 7.6- 
7.4(5H, m). 7.2-7.(K4H. m). 6.3(1 H, m). 5.2(1 H. m). 4.4(1 H 
m), 3.1-2.6(4H. m). 1.7(1 H. m). 1.5-1.4(3H, m). 0.8-O.7(6H, 
m). 


96 


iTV Me 


0 


(DMSO-d 6 ): 12.5(1H. brs). 10.7(1 H. s). 7.6-7.4(6H. m). 7.2- 
7.1(2K m). 6.4-6.2(2H. m). 6.2(1H. d. J= 7.6Hz). 5.3(1H. m). 
4.3(1 H. m). 3.1-2.6(4H. m). 1.5-1 .3(4H. m). 0.7-0.5(6H. m). 


97 




0 


(DMSO-dj): 12.50H. brs). 10.7C1H. s). 7.7-7.4(7H. m). 7.2- 
7.1 (2H. m). 6.4(1 H. m). 5.4(1 H. q. J=6.9Hz). 4.3(1 H. m). 3.1- 
2.7(4H. m). 1 .6(1 H. m). 1 .5-1 .4(3H, m), 0.7-O.6(6H. m). 


98 




0 


lUMao-dj;. 1Z.6UH. brs). 10.7(1 H, s), 7.6-7.4(5H. m), 7.3- 
7.2(3H. m). 6.4(1H. m). 6.1(1H.m). 5.1(1H. m). 4.4(1H. m). 
3.2-2.2(6H. m). 2.1-1.6(5H. m). 0.8-0:7(6H. m). 


99 


Me 


0 


(DMSO-dj): 10.6(1H. s). 8.6-8.5(2H. m). 7.6-7.5(5H. m). 7.2- 
7.1 (2H. m). 6.4(1 H. m). 5.2(1H. m). 4.3(1H. m). 3.1-i7(4H. 
m). 1.6(1H. m). 1.5(3H. d. J= 6.9Hz). 0.7-O.6(6H. m). 


100 


OH 


0 


\uwiaw-aj;. iz.ovm, brs;, 10.7UH. s), 7.9-7.2(12H, m), 
6.2(1H. m). 5.5(1 H. m). 4.4(1H. m). 3.1-2.6(4H. m). 1.7(1 H. 
m), 1 .6(3H. d. J= 6.9Hz). 0.7-0.6(6H. m). 


101 


Me 


0 


(CDCI3): 1 2.4(1 H. brs). 1 0.6(1 H. s). 7.6-7.1 (12H, m). 5.9(1 H. 
m). 4.3(1 H. m). 3.8(1 H. m). 3.1-2.7MH. m). 2.5-2.3(2H. m). 
1.9-1.5(3H. m). 1.K3H. d. J= 5.9Hz). 0.7(6H. dx2. J= 6.9Hz). 

- 1 


102 


CR 


0 


(CDCIa): 8.2(1 H. brs). 7.6-7.5(2H, m). 7.4-6.9(1 OH, m). 
5.K1H. m). 4.50H. m). 3.3-17(7H. m). 2.4-1 .8(3H.m). 0.9- 
0.8(6H. m). 


103 




0 


(CDCI3): 8.8(1H. brs). 7.6-7.5(2H, m). 7.4-7.0(10H. m). 
5.30H. m). 4.7(1 H. m). 3.3-L7(7H. m). 2.4-1.7(3H. m). 0.9- 
0.8(6H.m). 


105 




0 


(CDCI3): 7.6(2H. d. J= 7.9Hz). 7.4-7.2(6H. m). 7.2(4H. d. J= 
7.9Hz). 4.6(1H. brs). 3.3-3.<X4H. m). 2.9(2H. d. J= 5.0Hz). 
2.6-2.5(2H. m). 1.9-1.7(3H. m). 0.8(6H, d. J= 6.6Hz). 


106 




0 


(DMSO-de): 12.5(1 H. brs). t0.6(1H. s). 7.6-7.4(5H. m). 
7.2(2H. d. J= 8.3Hz). 6.8(1H. d. J= 7.9Hz). 6.7(1H. s). 6.6(1H, 
d. J= 8.3Hz). 6.0(1H. d. J= 6.3Hz). 4.K1H. d. J= 5.3Hz). 
3.7(6H. s). 3.5-3.2(1 H. m). 3.1(1 H. s). 3.0(2H. brd. J= 6.6Hz). 
2.9(1 H. dd. J= 7.6. 13.8Hz). 2.8(1 H. dd. J= 7.3. 13.9Hz). 
2-6(2H. brs). 1. 8-1.7(1 H, m). 0.8(6H, t J= 6.3Hz). 
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107 




0 


(CDCIj): 8.2(1 H. d, J= 6.6Hz). 7.6<2H. d, J= 7.9Hz). 7.3- 
7.K5H. m), 6.70H. d. J= 8.6Hz). 6.6C2H. d. J= 3.9Hz). 4.6(1 H 
m). 3.8(1 H. m). 3.8(6H. sx2), 3.2-3.1 (2H, m), 3.0(1 H. m) 28- 
2.5(3H. m). 1.2(3H. t J= 5.9Hz). 0.8-0.7(6H. m). 


108 


MeO v ^< 


0 


(CDCI3): 8.3(1 H. s). 7.6(2H. d. J= 8.3Hz), 7.3-7.2(4H. m). 
6.2(1 H, brs). 4.5(1 H. dd, J= 6.3. 12.6Hz). 3.3(3H. s), 34- 
3.0C8H, m). 1.8(1H, m). 0.9(3H. s). 0.8(3H. s). 


109 


Me 

MeO^A^ 


0 


(CDCI3): 8.6(1 H. d. J= 7.9Hz). 7.6(2H, d. J= 7.9Hz). 7.3- 
7.K4H, m). 6.0(1H. brs). 4.5(1 H. m). 3.7(1H. m), 3.4-3.3(2H. 
m). 3.2(3H. s). 3.2-2.8(2H. m). 1 .7(1 H. m). 1 .1 (3H. d. J= 
6.9Hz), 0.8(6H, d. J= 6.3Hz). 


110 


CI 


0 


(COCI,): 7.6(2H. d. J= 8.6Hz). 7.4-7.2(5H. m). 7.K2H. d. J= 
8.6H2), 6.K1H. brs). 4.8(2H. s), 43(1H,m). 3.7-3.5GH. m). 
3.3-3.K2H. m). 2.7(2H. dd. J= 6.9. 14.5Hz). 1.70H. m). 
1.K3H. d. J= 6.1Hz). 0.8(6H. dx2. J= 2.6Hz). 


111 


BocHN 


0 


(CDCIs): 8.9(1 H. brs). 7.6-7.2QH. m). 5.4(1 H. brs). 4.6(1 H. 
m). 3.3-3.K6H. m). 2.9(2H. d. J= 7.6Hz). 1.7(1 H. m). 1.45(9H. 
s). 0.8(6H. dx2. J= 6.6Hz). 


112 


AcHN.^x 


0 


(CDCIj): 7.6(2H. d. J= 8.3Hz). 7.4-7.3(3H. m). 7.2(2H. d. J= 
8.3Hz). 4.6(1H. m). 3.4-3.K6H. m). 2.9(2H. d. J= 7.6Hz). 
1 .9(3H. s). 1 .8(1 H. m). 0.8(6H. dx2, J= 6.6Hz). 


113 




0 


(CDCI3): 7.6(2H. dd. J= 2.0. 8.6Hz), 7.4-7.3(3H. m). 7.2(2H. 
dd. J= 2.6. 8.6Hz). 4.6(1 H. m). 3.4-2.9(1 2H. m). 1.8(1H. m). 
0.8(6H. dx2. J= 6.6Hz). 


114 


O O 


0 


7.2(7H. m). 7.2(2H. d. J= 7.9Hz). 5.6(1H, brs). 3.7-3.4MH, m). 
3.2-3.0{4H. m). 1.80H. m). 0.9(6K dx2, J= 2.3Hz). 


115 


OMe 

0 


0 


(CDCI0: 9.8(1 H. brs) 82(1H brs) 7 6(2H d J=83Hz) 7 4- 
7.2(3H. m). 7.K2H. d. J= 8.3Hz). 7.CX2H, d. J= 2.0Hz). 6.5(1 H. 
m). 5.5(1H. m). 3.8(6H. sx2). 3.5(4H, m). 3.2(2H. m). 1.8(1H. 
m). 0.8(6H. m). 


116 


^ Mc 
O 


0 


(CDCIj): 7.6(2H. d. J= 8.3Hz). 7.4-7.20H. m). 7.K2H. d. J= 
8.3Hz), 5.K1H. dd. J= 6.6. 13.5Hz). 4.7(1H. t J= 5.6Hz). 
1.7(1 H. m). 1.2-1.K9H. m). 0.8(6H. dx2. d= 8.6Hz). 


118 


Me Me Me 
0 


0 


(CDCIj): 7.6(2H. d. J= 7.9Hz). 7.4-7.2(3H. m). 7.2(2H. d. J= 
7.9Hz). 5.2(1H. m). 4.7(1H. brs). 3.4-2.80H. m). 1.9(1H. m). 
1.8(1 H.m). 1.3-0.8(15H. m). 
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J? 0 CI 



R N COOH 





R 


Y 


'H-NMR 6 : 


122 


Me H 


S 


toucy. 10.2(1 H. brs), 7.6-7.2(9H. m), 5.4-5.3(1 H, m). 

3.3C2H. m). 3.3-3.K2H, m). 1.8(1H t m), 0.9<3H t s), 0.8(3H, 
s). 


123 


H 

a 


S 


(CDCIg): 10.20H, brs), 9.50H brs) 7 6-7 K14H m) 
5.3(1 H. dd. J= 4.3. 5.6Hz). 3.4(1 H. dd. J= 5.6, 13.9Hz) 
3.2(1H.dd. J=4.3. 13.9Hz). 


124 


err 


S 


(CDCW: 10.2(1 K brs) 8 5(1H d J- 4 OH?) ftftfiH kr^ 
7.7-7.K13H. m). 5.3(2H. d. J= 6.3Hz). 4.70H. m). 3.3(1H. 
dd. J= 5.6. 13.9Hz). 3.K1H. dd. J= 4.9. 13.9Hz) 


125 




S 


(CDCI3): 9.4(1 H. brs), 9.2(1H, brs). 7.6-7.K12H. m). 
6.(X1H. brs). 5.3(1H. m). 3.4(1 H. dd. J= 5.9. 13.2Hz). 
o./Un, ad, J= 4.3, 13.2Hz). 


126 


i « _ H 

Me 


S 


(CDCI3): 12.9UH, brs). 10.7C1H. brs). 9.4(1H, brs). 8.9(1H. 
brs). 7.7-6.9(1 OH, m). 5.2(1 H. brs), 3.4-2.9(2H, m), 

Z-Ovon, s;. 


127 


Me 

Me^N^Me 
1 


s 


(CDCI3): 8.9(1 H. s). 7.5(2H. d. J= 8.6Hz). 7.4-7.2(3H. m). 
7.K2H. d. J= 8.6Hz). 6.0(1 H. d. J= 7.6Hz). 3.5-3.2(2H. m). 
1.2-1.0(9H. m). 


128 


Me Me 

7 7 
Me N Me 
1 


s 


(CDCIj): 8.4(1 H. brs). 7.6(2H. d. J= 12.6Hz). 7.3-7.K8H. 
m). 5.9-5.8(2H, m). 5.7(1 K brs). 3.6-3.3(2H. m). 1.2(6H. d. 
J= 14.2Hz). 1.K6H. d. J= 13.9Hz). 


129 




s 


(CDCI,): 9.7(1 H. s). 7.6(2H. d. J= 8.6Hz). 7.4-7.2<3H. m). 
7.K2H. d. J= 8.6Hz). 6.0(1 H. d. J= 6.6Hz). 5.4(1H, dd. d= 
4.9. MHz). 3.5(1 H, dd. J= 5.9. 13.9Hz). 3.4-3.2(2^ m), 
3.20H. dd. J= 4.9. 13.9Hz), 1.9-1.6(6H. m). 1.5-1.3(4H. 
m). 1.K3H. t J= 7.3Hz). 


130 


i 


s 


(CDCI,): 8.9(1 H. brs). 7.6(2H. d, J= 8.3Hz). 7.4-7.2(6H. 
m). 4.9(1 H. d. J= 5.9Hz). 4.6-4.5(1 H. m). 3.4-3.K4H, m). 
1.8-1.0(20H. m) 


131 


Ph0 Y^ Me 
1 

• 


s 


(CDCI,): 12.8UH. brs). 10.7(1H. s). 7.6-7.3(7H. m), 7.2- 
6.9(9H. m). 5.7(1 H, d. J= 7.3Hz). 5.6(1 H. dt J= 6.9. 
13.5Hz). 5.1(1 H. dd. J= 5.3, 5.9Hz). 3.2(1 H. dd. J= 5.3 
13.5Hz). 3.0(1 H. dd. J= 5.9. 13.5Hz). 1.0(3H. d. J= 6.6Hz). 
0.9<3H. d, J=6.6Hr). 
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, 132 


Me Me 


s 


(CDCI3): 8.26(1H. m). 7.6-7.K11H. m). 5.40H. m), 3.5- 
2.9(4H, m). 1.6(3H. d. J= 7.0Hz). 1.3(3H. d. J= 7.3Hz). 
1.0 i.lUn, m; f 1.0-0.9(3H, m). t 


133 


Me Me 


s 


(CDCI3): 8.5(1 H. s), 7.6(2H f d, J= 8.6Hz), 7.4-7.0(9H, m), 
6.2(1 H. d, J= 6.9Hz), 5.7(1 H. m) t 4.8(1 H, brs), 3.7-3 2(4H 
m), 1.6(3H, d. J= 6.9Hz), 1.5(3H, s). 1.2(3H. s). 


134 


U« Ma 

mc Mc 


s 


(CDCIt): 7.5(2H d J=8 3H?) 7d-7 9rflH m ) 7 ifou j 
J= 8.3Hz). 6.8(1H, brs). 5.4(1H. m). 3.4-2.9(5H. m) 
1.6C3H. d. J= 6.9Hz). 1.4-0.9(5H. m). 0.7(3H. d. J= 63Hz) 
0.6C3H. d, J= 6.3Hz). 


135 


Me 


s 


(DMS0-d 9 ): 12.7(1 H. brs). 10.7(1H. s). 7.6-7.4(5H. m). 

7.3-7.K10H. m). 7.0(2H. d. J= 6.9Hz). 6.7(1H. brs) 
5.5(1 H. q, J= 4.6Hz). 5.2(1 H. brs). 4.9(1 H. d, J=1 7.5Hz) 
4.2(1 H. d. J= 17.5Hz). 3.2-3.<X2H. m ). 1.3(3H. d. J= 
7.3Hz). 


136 


Me 


s 


(DMSO-d,): 12.7(1 H % brs). 1 0.7(1 H. s). 7.6-7.4GH. m). 
7.3-7.K9H. m), 7.0(4H. d. J= 7.6Hz). 6.7(1 H. brs). 5.2(1 H 
brs). 5.0(1 H. brd. J=15.8Hz). 4.2(1 H. d. J= 17 5Hz) 31-' 
3.0K2H. m). 1.4(3H. d. J= 6.9Hz). 


137 


Me Me 


s 


(CDCI3): 7.6-7.1(1 8H. m). 6.6(2H. d. J= 8.3Hz). 5.2(2H. d. 
J= 6.3Hz), 4.6(1 H. brs). 2.9(1 H. dd. J= 4.6. 1 3.9Hz) 
2.7(1 H. d, J= 6.6. 13.9Hz). 1.7(6H. d. J= 7.3Hz). 


138 


1 


s 


(CDCI3): 9.2(1 H. s). 7.6(2H. d. J= 8.6Hz). 7.4-7.2(5H. m). 
6.9(1 H. brs). 5.4(1 H. m). 3.5-3.K7H. m). 1.9(3H. s). 1.8- 
1.6(5H. m). 1.4-1.2(4H. m). 1.1(1 H. m). 


139 


1 


s 


(CDCI3): 7.6C2H. d. J= 8.3Hz). 7.4-7.3(3H. m). 7.2(2H. d. 
J= 8.3Hz). 5.4(1 H. t J= 5.6Hz). 3.7-3.K7H. m). 2.9GH. s) 
1.9-1.7(4H.m). 1.4-1 .0(6H.m). 


140 


1 


s 


(CDCIj): 9.K1H. brs). 7.6(2H. d. J= 7.9Hz). 7.3-7.K5H. 
m). 5.4-5.2(2H m) 3 6-3 QC6H m) 1 q-1 firtH ml 
1.4(9H. s). 1.5-1.fX5H. m). 


141 


\J 1 


s 


(CDCIa): 9.3(1 H. brs). 7.6(2H. d. J= 8.3Hz). 7.4-7.2(9H. 

m) 7 0-6 7(2H 5 5f1H m \ 04/iu m > 

111/t i,w^./\tn, my, w.vvin, fj\j t O.O £.tH«fn ( FTl/ t £.*r\lrl, (TlA 

1.9(1 H. m). 1.9(3H. s). 


142 




s 


(CDCIj): 9.2(1 H. s). 7.6(2H. d. J= 8.3Hz). 7.4-7.K9H, m). 
6.5(1 H. brs). 6.0(1 H. m), 5.4(1 H. brs). 2.B(3H. s). 3.6- 
2.8(8H. m). 2.4(1 H, m). 1 .9(1 H. m). 


143 




s 


(CDCI3): 8.1 (1H. brs). 7.7-7.6(3H. m). 7.3-7.1 (8H. m). 
7.0(1 H. d. J= 6.3Hz). 5.6(1 H. m). 4.8(1 H. m). 3.5-2.8(8H 
m). 2.5(1 H. m). 1.8(1 H. m). 1.4(9H. s). 


144 




s 


(CDCl3> 9.2(1 H. brs). 7.6(2H. d. J= 8.3Hz). 7.4-7.2(5H. 
m). 7.1-7.0MH. m). 6.8(1H. brs). 5.6(1H. m). 3.6-2 7(8H 
m). 1.9(3H. s). 2.2-1.6(5H. m). 
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145 


KJ 1 


s 


(CDCI,): 9.2(1H. brs). 7.6(2H. d, J= 7.9Hz). 7.4-7.K9H. 
m). 6.8(1 H. brs). 5.7-5.4(1 H m) 3 6-2 7(10H itO n- 
1.7(6H. m). 


146 


KJ 1 


s 


(CDCU: 8.3(1H. brs). 7.7-7.5(3H. m). 7.4-7.0(8H. m). 
6.6(1H, m). 5.6(1H. m). 4.8(1H, m). 3.5-2.9(6H. m) Z7(2H 
s). 2.2-1.6(4H. m). 1.5(9H. s) 


147 




s 


(CDCI3): 9.1(1 H. brs). 7.6(2H. d. J= 7.9Hz). 7.4-7.2(10H. 
m). 6.6(1 H. brs). 5.7-5.4(1 H. m), 3.5-2.8(7H. m). 1.9(3H 
s). 1.6-1.5(3H. m). 


148 


^%|A N >^ NHBoc 


s 


(CDCIj): 9.7(1 H. brs). 7.7(1 H. brs). 7.5(2H. brs). 7.3- 
7.K10H. m). 6.7(1 H. brs). 5.3(1 H. brs), 5.2(1H. brs). 33- 
2.7(6H. m). 1.6-1.4(3H. m). 1.4(9H. s). 


149 


Me^ 

Me 


s 


(CDCI,): 10.70H. s). 7.6-7.4(5H. ml 7.3(2H. d. J= 8.6Hz) 
5.2(1H. m). 3.8-3.5(4H. m). 3.3-3.K8H. m). 1.2<6H. t J= 
7.3hz). 1.K3H. t, J= 6.9Hz). 


150 


Me Me 
1 


0 


(CDCI3): 7.6(2H. d, J= 8.3Hz) 7 4-7 2(3H m) 7 2f2H rf 
J= 8.3Hz). 4.6(1H. m). 3.5(2H. brs). 3.2(1H. dd. J= 5 6 
13.9Hz). 3.K1H. dd. J= 5.6. 13.9Hz). 1.6-1.4(4H. m). 
1.2(3K d. J= 7.3Hz). 1.K3H. d. J= 1.7Hz). 0.9(3H. t J= 
7.3Hz). 0.8(3H. t 7.3Hz). 


151 


Me Me 


0 


(CDCIJ: 8.6(1 H. s). 7.7(1 H. brs) 7 5(2H dd J= 2.3 
8.3Hz). 7.3-7.K7H. m). 6.9-6.7(2H. m). 5.1-4.9(1H, m). 
4.0-3.6(2H. m). 3.1-3.0(2H. m). 1.6(3H. d. J= 6.9Hz) 
1.2(3H. d. J= 6.9Hz). 0.9(2H. t, J= 7.3Hz). 0.6(3H. t J= 
7.3Hz). 


152 




0 


(CDCI^: 8.3(1 H. brs). 7.5(2H. d. J= 8.3Hz). 7.3-7.2(8H. 
m). 6.7(2H. d. J= 7.6Hz). 5.8(1H. d. J= 6.9Hz). 5.4(1H. d. 
J= 4.3Hz). 4.2-3.6(2H. brs). 3.2-3.1 (2H. m). 1.7(3H. d. J= 
6.9Hz). 1.K9H. s). 


153 


Me 


0 


(DMSO-d,): 12.60H, brs). 10.7(1H. s). 7.6-7.4(5H. m). 
7.3-7.K10H. m). 7.K2H. d. J= 7.3Hz). 6.4(1H. d, J= 
7.9Hz). 5.5(1H. q, J= 6.6Hz), 4.5(1H. d. J=17.5Hz). 3.9(1H. 
d. J= 17.8Hz). 3.1-2.9(2H. m). 1.3(3H. d, J= 6.9Hz). 


154 


Me 


0 


(DMSO-d 6 ): 12.5(1 H, brs). 10.7(1 H. s). 7.6-7.4(5H. m). 
7.3-7.K12H. m). 6.4(1H. d. J= 7.9Hz). 5.5(1 H. dd. J= 6.4. 
13.7Hz). 4.5(1H. d. J= 17.2Hz). 4.3(1H. m). 3.9(1H. d. 
17.2Hz). 3.1-2.9(2H. m). 1.3(3H. d. J= 6.9Hz). 


155 


O H 


0 


(CDCIj): 7.6-7.1(1 3H. m). 7.0-6.8(2H. m). 5.0-4.3(6H. m). 
3.1-2.9(2H. m). 1.3-1.K3H. m). 
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R 


Y 


'H-NMR 6: 


157 


2-Me 


S 


\,\ju\j\ 3 ). o.Ain, ors;. /.OUM, a, J- H.3nzJ, 7.4(1 H, d, J= 
8.3Hz). 7.3-7.K8H. m). 5.6-5.4(3H. m). 3.4-3.K2H, m). 2.7- 
2.3<4H. m). 1.K3H, t, J= 5.9Hz). 


158 


3-Ma 


S 


/./-O.BU1H, m;, o.3tm, s), 4.7(1H, m). 3.5-3.K3H, 
m). 2.9<1H. m). 2.3(1 H, m), 2.K1H, m). 1.1(3H. m). 


159 


6-Mo 


S 


(CDCI,): 7.6(2H. d, J= 8.3Hz). 7.4-7.3(3H. m). 7.K2H. d. J= 
6.3Hz;. 6.9-6.7(3H, nu 5.3(1 H, m), 4.3-4.0(211, m), 3.4(1 H. 
dd. J= 5.9. 13.9Hz). 3.1(1 H. dd. J= 5.3. 13.9Hz), 2.7-2.6(2H. 
m). 2.3(3H. s). 2.0-1.9(2H. m) 


160 


7-Me 


S 


(CDCI3): 7.6-6.7(1 OH. m). 5.4-5.3(1 H. m). 4.4-4.K2H. m). 
3.5(1 H dd. J=56 139Hr1 WH I-4R 11 an-/* oi. 
2.6(2H. m). 2.K3H. s), 2.0-1.9(2H, m). 


161 


4-Et 


S 


(CDCI3): 7.6-7.0(1 1H. m). 5.4(1H. s). 4.6(1H. m). 3.8(1H. m). 
3.4(1H. dd. J= 5.9. 14.2Hz). 3.2(1H. dd. J= 5.6. 14.2Hz). 
2.7(1H. m). 2.K1H. m). 1.9-1.5(3H. m). 0.9-0.8(3H. m). 


162 


3-iPr 


S 


(CpCI^ 7.6-6.7(1 1H. m). 5.3(1 H. m). 4.8(1 H. m). 3.5-3.30H. 
m). 3.2(1H. dd. J= 4.9. 13.9Hz). 2.8(1H. m). 2.4(1H. m). 1.9- 
1.6(2H.m).1.0-0.9(6H.m). 


163 


4-nPr 


S 


(CDCI3): 7.6-6.8(1 1H. m). 5.3(1 H. m). 4.6(1 H. m). 3.9(1 H. m). 
3.4-3.K2H. m). 2.7(1H. m). 2.K1H. m). 1.9-1.3(6H. m). 
0.9(3H. dt, J= 7.3. 10.2Hz). 


164 


6-CI 


S 


(CDCIj): 10.4(1H. brs). 7.7-6.7(10H, m). 5.2(1H. m). 4.3(1H. 
m). 4.0(1 H. m). 3.5(1 H. dd. J= 5.9. 13.9Hz), 3.2(1 H. dd. J= 
4.9. 1 3.9Hz). 2.8-2.7(2H. m). 2.0-1 .8(2H. m). 


165 


5-OH 


s 


(CDCI3): 10.K1H. brs). 9.0(1 H, brs). 7.6(2H. d. J= 8.3Hz). 
7.5-6.8(6H. m). 6.7(1 H. d. J= 7.9Hz). 6.4(1 H. d. J= 7.9Hz). 
5.3(1 H. m). 4.3(1 H. m). 4.2(1 H. m). 3.4(1 H. dd. J= 6.3. 
14.2Hz). 3.1(1 H. dd. J= 6.6. 14.2Hz). 2.7(2H. t J= 6.9Hz). 
2.0(2H. t J= 6.3Hz). 


166 


6-OH 


s 


(CDCI3): 7.5(2H, d. J= 8.3Hz). 7.4-7.2(3H. m). 7.K2H. d. J= 
8.3Hz). 6.7-6.5(3H. m). 5.3(1H. m). 4.3-4.1(2H. m). 3.4(1H. 
dd. J= 5.6. 13.9Hz). 3.1(1 H. dd. J= 5.6. 14.2Hz). 2.6(2H. t 
J=6.6Hz).2.0(2H.t J=6.6Hz). 
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167 


5-OMe 


S 


(CDCI,): 9.9(1 H, brs). 7.6(2H, d, J= 8.6Hz). 7:4-7.2(3H. m) 
7.K2H. d. J= 8.6 Hz). 6.8-6.6(3H. m). 4.3(1H. m), 4.1(1 H m) 
3.8(3H. s). 3.4(1H. dd. J= 6.6. 13.9Hz). 3.1(1H. dd J= 5 3 ' 
13.9Hz). 2.7-2.6(2H. m), 2.0-1.9(2H, m). 


16B 


6-OMe 


S 


(CDCI,): 9.8(1 H. brs). 7.6(2H. d. J= 8.6Hz). 7.4-7.3(3H. m). 
7.K2H, d. J= 8.6Hz). 6.8-6.6(4H, m). 5.3(1H, m), 4.4-4 1(2H 
m). 3 8(3H. s). 3.5(1H. dd. J= 6.9. 13.9Hz). 3.1(1H dd J= 
5.3. 13.9Hz). 2.7-2.6(2H. m). 1.3-1.2(2H. m). 


169 


5-NHAc 


S 


(CDCI,): 7.5-7.30H. m). 7.1-6.9(3H. m). 5.3(1H. m). 4.7(1H. 
brs). 3.9-3.6(2H. m). 3.4(1H. dd, J= 5.9. 13.9Hz). 3.1(1H. dd 
*- 8 - 'J-onzj. Z.7-2.6(2H. m). 2.K3H. s), 2.1-1.9(2H. m). 


170 


6-NHAc 


S 


(CDCI,): 7.6(1 H. s). 7.5(2H. d. J= 8.3Hz). 7.4-7.2(3H. m) 
7.fX2H. d. J= 8,3Hz). 6.9-6.6(3H, m), 5.3(1H. m). 4.4-4.K2H. 
m). 3.30H. dd. J= 5.9. 14.2Hz). 3.2(1 H. dd. J= 5.3. 14.2Hz) 
2.7-2.6(2H. m). 2.K3H. s),2.1-1.9(2H. m). 


171 


7-NHAc 


S 


(CDCI,): 9.8(1 H, s). 8.8(1 H. s). 7.5(1 H. d. J= 8.6Hz). 7.4- 
7.1 (7H. m). 7.1 (2H, d. J= 8.6Hz). 6.8(1 H, d. J= 7 6Hz) 
5.3(1 H, brs). 4.3-4.2(2H. m). 3.4(1 H. dd, J= 5.6. 139Hz) 
3.2(1H, dd. J= 4.9. 13.9Hz), 2.7-2.6(2H. m). 2.K3H s) 2.0- 
1.9(2H.m). " 


17? 


/ iNnUUnrr 


S 


(CDCI,): 9.9(1H, brs). 8.7(1 H. brs). 7.5(2H. d. J= 8.3Hz). 7.4- 
7.2(5H. m). 7.K2H. d. J= 8.3Hz). 6.8(1H. d. J= 7.3Hz) 
5.3(1 H, brs). 4.2(2H. brs). 3.4-3.2(2H. m). 2J(2H. t. J= 
6.9Hz). 2.3(2H, t J= 6.9Hz). 2.<X2H. t. J= 6.3Hz), 1.7(2H. dd 
J= 7.3. 14.5Hz). 0.9(3H. t J= 7.3Hz). 


173 


7-NHCOPh 


s 


(CDCI3): 9.4(1H. brs). 9.2(1 H, brs). 7.9(2H, d, J= 8.3Hz). 7.5- 
7.2(9H, m). 7.2(2H. d. J= 7.3Hz). 7.1 (2H. d. J= 8.3Hz). 
6.9(1H. d. J= 7.3Hz). 5.4C1H. brs). 4.4(1H. m). 4.2-4.K1H. 
m). 3.3-3^(2H. m). 2.7(2H. t, J= 6.6Hz). 2.2-2.0(2* m). 


174 


H 


0 


(CDCI3): 7.6-7.002H. m). 4.7(1H. t. J= 5.9Hz). 3.8-3.4(2K 
m). 3.K1H. dd. J= 5.6. 13.9Hz). 2.9(1H, dd. J= 6.6, 13 9Hz) 
2.7(2H.t J=6.6Hz). 


176 


7-NHAc 


0 


(CDCI3): 9.5(1H. brs). 8.5(1H. brs). 7.6-7.0(10H. m). 5.6(1H. 
m), 4.7(1H, d. J= 6.6Hz), 3.8-3.4(2H. m). 3.2-3.K2H. m). 
2.7(2H. t. J= 6.6Hz). 2.1 (3H. s). 1 .9(2H. brs). 
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R [j COOH 





R 


Y 


'M-hlMP & . 


177 




S 


(CDCIj): 7.6(2H. d. J= 8.3Hz). 7.4-7.2(3H. m), 7.1 (2H, d. J= 
8.3Hz). 5.4(1 H. dd, J= 4.6. 5.9Hz). 3.5(1 H. dd. J= 59 
13.9Hz). 3.2<1H, dd. J= 4.6. 13.9Hr). 2.2-2.K1H. m).'l.9- 
1.7(2H. m). 1.3(3H. d. J= 6.6Hz). 1.2(3H. d. J=6.6Hz). 


178 


Me 


s 


(CDCIj): 7.6-7.K8H. m). 5.5-5.4(2H. m). 4.1-4.0(2H. m). 3.7- 
3.2(2H. m). 1.9-1.5(6H. nO. 1.4-1.K6H. m). 


179 


\ 


S 


(CDCIj): 7.7-6.9(1 3H. m). 5.4(1 H. brs). 4.3(2H, d. J= 7.9Hz). 
3.6-3.K2H. m). 3.CX2H. br). 


180 


OCX 


S 


(CDCU> 7 6-7 2(1 3H m) SVlH ml A.QOU aa i-ico 

19.8Hz). 4.0-3.8(2H. m). 3.4(1 H. dd. J= 7.6. 13.5Hz). 32(2H 
dd. J= 6.6, 13.5Hz), 2.9(2H, brs). 


181 


I 


S 


(CDCIj): 9.6(1 H. brs). 7.6C2H. d, J= 8.3Hz). 7.4-7.2(3H. m). 
7.1(1 H. d. J= 8.3Hz). 7.1-6.7(4H. m). 5.3(1H, m). 4.6(1 H, m). 
4.4-4.2(3H. m). 3.5(1 H. dd. J= 4.6. 13.9Hz). 3.2(1 H. dd. J= 
4.9. 13.9Hz). 


182 


Ac 

ot> 

I 


S 


(CDCIj): 9.9(1 H. brs). 7.7-6.6(1 1H. m). 5.3-5.2(2H. m). 
4.3(1 H. m). 4.CK2H. t, J= 6.3Hz). 3.5(1 H. dd, J= 5.9. 13.9Hz), 
3.2(1 H. dd. J= 4.6. 13.9Hz). 13(3H. s). 


183 


00 


S 


(CDCI,): 8.<XH. s). 7.6-7.0(1 OH. m), 6.8-6.7(2H. m). 6.4(1H. 
m). 5.4(1 H. m), 3.5-3.2(8H. m). 1 .3-1 .1(3H. m). 


184 


a? 


S 


(CDCIj): 7.6-6.9(10H. m). 6.7(1 H. m). 5.4(1H. m). 3.5-3.K3H. 
m). 2.2(1 H. m). 2.0(1 H. brs). 1 .7-1 .2(7H. m).- 


185 


CD 


S 


(CDCIj): 8.1(1 H. s), 7.6-6.7(1 2H. m). 4.7-4.4(2H. m). 3.3- 
2.2(6H. m), 1.9-1.6(4H. m). 


187 


rr Me 

Me 


0 


(CDCI,): 9.3(1 H. brs). 7.6-7.2(8H. m). 4.7(1 H, t. J= 5.6Hz). 
4.1-3.9(2H. m). 3.3-3.K2H. m). 1.8-1.6(3H. m). 1.3-1.K3H. 
m). 
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COOH 



- 



Me 



Me 



mmm 


X 


R 




'H-NMR 6 : 


188 




A 


4- 


(CDCIj): 8.3(1 H. brs). 7.8(2H. d. J= 7.9Hz),7.6- 
7.2(9H. m). 7.0(2rl d. J= 7.9Hz). 6.8(2H. d, J= 
8.3Hz). 5.6(1 H. s). 5.4(1 H. m). 4.1-3.9(2H. m) 
3.K1H. dd. J= 5.6, 13.9Hz), 3.0(1H. dd. J= 5.2. 
13.9Hz). 1.8(1 H. m). 0.9(3H, d. J= 6.6Hz) 
0.8(3H. d. J=6.6Hz). 


189 


^ CI 


A 


4- 


(CDCI,): 7.9GH. d. J= 8.6Hz). 7.5-7.3(1 4H. m), 
7.K2H. d, J= 6.9Hz). 6.9(2H. d. J= 8.6Hz), 
5.7(1 H. brs). 5.2(1 H. t J=-5.3Hz). 4.2-4.0(2H. 
m). 3.3-3.0(2H, m). 1.8(1 H. m). 0.9(3H. d. J= 
6.6Hz). 0.8(3H. d. J=6.6Hz). 


190 


0 

n 

a 


A 


4- 


(CDCI,* 8.6(1 ft brd. J= 5.9Hz). 7.7(2H. d. J= 
2.2Hz), 7.5-7 3(6H m) 7 1(2H d J= 7 fiH^ 
6.8(2H. d. J= 8.3Hz). 5.6-5.4(2H. m). 4.1- 
3.9(2H. m). 3.K1H. dd. J= 5.3. 13.9Hz), 3.0(1 H. 
dd. J= 5.0. 13.9Hz). 1.8C1H. m), 0.9(3H. d. J= 
6.6Hz). 0.8(3H. d. J=6.6Hz). 


1Q1 


o 2 

a 


A 


4- 


(CDCIj): 7.7(1 H. s). 7.6-7.5(6H, m), 7.0-6.8(6H. 
m) 5 5(1H brs) 5 3(1H ml 4l-iQf9H ^ 
3.2-2.9(2H. m), 1.8(1H. m). 0.9(3H. s). 0.8(3H. 
■>. 


192 


o a 

CO 


A 


3- 


(CDCIj): 8.0(1 H. brs). 7.6(1 H. d. 9.2Hz). 7.4- 
7.1 (8H. m). 7.0(2H. d. J= 7.2Hz). 6.6(1 H. d. J= 
7.6Hz). 5.5(1 H. d. J=7.6Hz). 5.3(1 H. dd. J= 5.6. 
5.9Hz), 4.0(2H. d. J= 7.6Hz). 3.2(1 H. dd. J= 5.9. 
13.9Hz). 3.0(1 H. dd. J= 5.6. 13.9Hz). 1.7(1 H. m). 
0.9(3H. d. J= 6.6Hz). 0.8(3H. d, J=6.6Hz). 


193 


MeO 
MeO 


A 


4- 


(CDCIj): 7.3-7.2(6H. m). 7.0(2H. d, J= 8.3Hz). 
6.9UH. brs). 6.7(2H. d, J= 8.6Hz). 5.30H. m). 
4.3(1 H. dd. J= 8.3. 13.5Hz). 3.8(1 H. dd. J= 6.9. 
13.5z). 3.7(6H. s). 3.4(1 H. dd. J= 5.3. 14.5Hz). 
2.9(1 H. dd. J= 8.6. 14.5Hz). f.7(1H. m). 0.9(6H. 
dx2. J= 6.6Hz). 


194 




Me^Me 


4- 


(DMSO-d 6 ): 1 2.9(1 H. brs). 7.6-7.5(5K m). 7.3- 
6.8(8H, m). 5.K1H. m). 4.2(1H. dt. J= 6.3. 
12.5Hz). 3.8(1 H. dt J= 6.3. 12.5Hz). 3.7(3H. s). 
3.4-3.K2H, m). 2.30H. s). 1.9-1.8(2H. m). 



52 



WO 01/32610 



PCT/JPOO/07571 



7-1 




COOH 





X 


Y 


'H-NMR 6: 


195 


— SCH 


s 


(CDCIj): 7.4-7.0OH. m). 6.5(1 H, m), 5.7(1 H. d. J= 6.9Hz), 
5.5(1 H. m). 3.4(1 H. m), 3.2(1H. m). 3.1(1 H. s). 3.0-2.8(2H 
m). 1.7(1 H. m). 1.6(3H. d. J= 7.3Hz). 0.8(3H. d. J=6.9Hz). 
0.6(3H. d. J= 6.9Hz). 


196 




s 


(CDCIj): 9.8(1H. brs). 7.5-7.0(14H, m). 6.5(1H. m). 5.8(1H. d, 
J= 6.9Hz). 5.6(1 H. m). 3.5(1 H. m). 3,3-3.2(1 H. m). 3.0(2H. 
m), 1.7(1 H. m). 1.6(3H. d. J= 6.9Hz). 0.8(3H. d, J= 6.3Hz) 
0.6(3H. d, J= 6.6Hz). 


197 


CI 


s 


(CDCI3): 7.5-7.0(12H. m). 6.5(1H. m). 5.8(1H. d. J= 7.3Hz). 
5.6(1H. m). 3.5(1H, m), 3.2(1H. dd. J= 4.7. 14.1Hz), 3.K2H, 
m), 1.8(1H. m),1.6(3H. d. J= 7.3Hz). 0.8(3H, d. J= 6.8Hz). 
0.7(3H. d, J= 6.4Hz). 


198 


CI 


s 


(CDCIj): 7.7-7.3(1 OH. m). 7.2(2H. d, J= 8.3Hz). 6.5(1 H. m). 
5.7(1 H. d. J= 6.9Hz). 5.6(1 H, m). 3.5(1 H. m). 3.2(1 H. m). 3.1- 
3.0(2H. m). 1.7(1H. m). 1.6(3H. d, J= 7.3Hz). 0.8(3H, d. J= 
6.6Hz). 0.6(3H. d, J= 6.3Hz). 


199 


MeO 
MeO 


s 


(CpCI,* 7.3-7.1(1 OH. m). 6.6(2H. d. J= 6.3Hz), 5.8^5.6(2H. 
m). 3.7(1H. m). 3.6(6H. s). 3.5(1H. dd. J= 5.9. 14.2Hz). 
3.3(1 H. dd. J=4.9, 14.2Hz). 2.9(2H. brs). 1.7(1 H. m). 1.6(3H. 
d, J= 7.3Hz). 0.8(3H. d. J= 6.6Hz). 0.5(3H. d. J= 6.6Hz). 


200 




s 


(CDCIj>. 9.9(1 H. brs). 7.4-7.2(1 OH. m). 7.0(2H, d. J= 8.6Hz). 
6.8(2H. d. J= 8.6Hz). 6.6(1 H. m). 5.7(1 H. d. J= 6.9Hz), 
5.5(1H. m). 5.0(2H. s). 3.4(1H. dd, J= 5.9. 14.2Hz). 3.2(1ft 
dd. J= 4.6. 14.2Hz). 3.0-2.9(2H. m). 1.70H. m), 1.6(3H, d. J= 
6.9Hz). 0.7(3H. d. J= 6.6Hz). 0.6(3H. d. J= 6.9Hz). 


201 


CI 


s 


(CDCI3): 10.3(1H. brs). 7.4-7.2O0H. m). 7.W2H. d. J= 
8.6Hz). 6.9(2H. d. J= 8.6Hz). 6.6(1 H. m). 5.8(1 H. d. J= 
6.9Hz). 5.5(1 H. m), 5.2(1 H. d. J= 9.9Hz). 5.2(1 H. d. J= 
9.9Hz). 3.4(1 H. dd. J= 5.6. 1 4.2Hz). 3.2(1 H. dd. J= 4.6. 
14.2Hz). 3.0-2.9(2H. m). 1.7C1H. m), 1.6(3ft d. J= 7.3Hz). 
0.8(3H. d. J= 6.6Hz). 0.6(3H. d. J= 6.6Hz). 
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202 


Me 

■MS 


s 


(CDCI3): 10.0(1H. brs). 7.4-7.2(10H. m). 7.0-6.7(4H, m), 
6.6(1 H. m). 5.7-5.4(2H. m). 5.2(1 H. m). 3.2(1 H. m). 3.0(1 H. 
m). 3.0-2.9(2H. m). 1.7(1 H, m). 1.6(3H, d, J= 6.3Hz). 1.5(3H. 
d. J= 7.3Hz), 0.7(3H, d. J= 6.3Hz). 0.5(3H. d, J= 6.3Hzj. 


203 




s 


(CDCIj): 7.8-7.5(7H. m). 7.3-7.K7H. m). 6.401H. m). 5.8- 
5.6(2H. m). 3.6(1 H, dd. J= 5.6. 13.9Hz). 3.3-3.1 (3H. m). 
1.7(1H. m). 1.6(3H. d. J= 6.9Hz). 0.8(3H. d, J= 6.6Hz). 
0.6(3H. d. J= 6.9Hz). 


204 


OH 


s 


(CDCI3): 7.3-7.1(1 4H. m). 6.5(1 H. m). 5.8(2H. s). 5.7-5.5(2H, 
m). 3.4(1 H, m). 3.2-2.9(3H. m). 1 .6(1 H. m). 1.5(3H, d. J= 
7.3Hz). 0.7(3H. d. J= 6.3Hz). 0.5(3H. d. J= 6.6Hz). 


205 


OF 


s 


(0MSO-dj>. 12.8(1H. brs). 10.7(1H, sX 7.6-7.5(3H. m). 7.3- 
7.K9H. m). 7.0(1 H. d. J= 7.6Hz). 6.6(1 H. m). 5.4(1 H. m). 3.3- 
2.9(3H. m). 2.8(1 H. dd. J= 7.9. 15.2Hz). 1.7(1 H, m). 1.4(3H. 
d. J= 7.3Hz), 0.6(3H. d. J= 6.6Hz). 0.4(3H. d. J= 6.6Hz). 


206 




0 


(CDCIa): 9.5(1H. brs). 7.5(2H. d. J= 7.3Hz). 7.4-7.2(8H. m). 
7.1-7.<X4H. m). 5.3(1 H. m). 4.8(1 H, d. J= 6.6Hz). 4.7(1 H. m). 
3.2(1H. dd. J= 5.3, 14.2Hz). 3.K1H. dd. J= 6.6. 14.2Hz), 
2.90H. dd. J= 7.6, 15.2Hz). 2.80H. dd, J= 7.3. 15.2Hz). 
1.6(1 H. m). 1.50H. d. J= 6.9Hz). 0.8(3H. d. J= 6.6Hz). 
0.6(3H. d. J= 7.3Hz). 


207 




0 


(CDCI3): 9.7(1 H. brs). 7.4(2H. d; J= 8.3Hz). 7.4-7.2(6H. m). 
7.2-7.(K4H. m). 5.3(1 H. m). 4.8-4.7(2H, m). 3.2(1 H. dd. J= 
4.9, 14.2Hz). 3.K1H. dd. J= 6.3. 14.2Hz). 2.90H. dd. J= 7.6. 
15.2Hz). 2.8(1 H. dd. J= 7.6, 15.2Hz). 1.60H. m). 1.5(3H, d. 
J= 7.3Hz). 0.8(3H. d, J= 6.9Hz). 0.7(3H, d, J= 6.6Hz). 


208 


0 F 


0 


(DMSO-d^: 12.5(1H. brs), 10.7(1 H. s). 7.6-7.5(3H. m). 7.3- 
7.1 (9H. m). 6.2(1 H. d, J= 8.2Hz). 5.3(1 H. q. J= 6.9Hz), 
4.4(1H. m). 3.K1H. dd. J= 5.0. 13.5Hz). 3.0(1H. dd. J= 9.6. 
13.5Hz). 2.8(1 H. dd. J= 7.6. 14.5Hi). 2.6(1 H, dd. J= 7.6. 
14.5H). 1.6(1 H. m). 1 .4(3H. d. J= 6.9Hz). 0.7(3H. d. J= 
6.6Hz). 0.6(3H. d. J= 6.6Hz). 
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CKtt^in VLA-4-/VCAM-lfij*RESK» 
t hVCAM-iJt^F* h5>X7x£ h Lfc^W=-X/\A**-#J|*|fl|j|S(C 

±HBOVCAM-1^3iCH0»^ 9 6 ftig^Xl/- h 1 1 ft&fc D 7x10 3 « 
JfflU n>7U>h&«^Jfl 0M%^>#s<JSjfitii (FCS) £^tfHam 

's f-mmT-3nmt%mL, JSL-Qomm^oAmm%^^5kmTJ^^> (bsa) 

*SfrA>*;*ttfcH.$8fiU S^McD^f-bis-Ccarbooxy ethyl)-5' ,6'-carb 
oxy-fluorescein-Penta acetoxy Methyl ester(BCECF-AM)£®!)nbT7^;i/1-3 0 
FCS^RPMI16401giftT-4 x 1 0 e <@/ml«MtfcBCECF^^;i/HL-60«^ 
rll80//l(c > ^©M)t©^W^*2 0^1^o»UT3 7°CT'l 5#H 
HuMf<5o *LTx HifMbfcHL-60|ai|S^ VCAM-l^CH0aflS§^#Ufc9 
6ftXl/-M3lft&fc*) 2 x 1 0 6 MSjfUT* 3 7°CT*5^igf 

tfPBS^aLT«»^L. f#^tifc±?f©^^Jt*cyto Fluor 2300^ 
$J^>X:rA (KVXYU) T«-r-So 

£fc7*7 i: LTx lM%NP-40£^tfPBS©g|»g, >*f- K £ 

Utx m^M-60?fii^2xlOM0 6 , 2xl 0 4 , 10 4 <@/mlh&3 
«fc9ClBi;%NP-40£^trPBSlc«> iiM*g£fTV\ &t>titz±m®%L%m& 

(%) = i o o x [ i - (w&mmam<D&mvm 
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50%|S#;!l£(nM) 


t 


2000 


5 


1400 


23 


87 


27 


43 


28 


37 


29 


19 


30 


130 


34 


480 


37 


38 


38 


620 


40 


110 


41 


26 


42 


90 


43 


43 


44 


89 


45 


83 


49 


61 


58 


30 


59 


63 


60 


23 


62 


90 


67 


45 


69 


18 


70 


11 


71 


76 


73 


85 


75 


50 


76 


32 


80 


40 


81 


15 
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H8-2 



84 


55 


87 


™ 


89 


93 


93 


25 


94 


33 


95 


8.1 


97 


7.7 


98 


8.2 


99 


27 


100 


79 


101 


23 


102 


58 


104 


13 


106 


2.5 


107 


19 


115 


72 


116 


3.7 


117 


0.01 


116 


2.3 


119 


0.71 


120 


10 


124 


1900 


127 


1700 


135 


44 


156 


1200 


.171 


81 


175 


71 


176 


85 


178 


940 


185 


250 


186 


320 
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mm Knaifflpffla* 

^«as^*5ta*j&*fcr«jii&^0VLA-4s^r*«ft©^«sfca^ 

5 WfflBUfcbttffl-CfeSo 
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1 . -jfiS ( I ) 




... (I) 



2. HKiC (I-a) 



3 . HteS ( I ) ifctt ( I - a) ££^T> R'ftjcjRfi^ 1 ~ 1 0 

ttA (A) 



2d [a+x R'lmiiLrmmR'tm^M^mLs r^xuru±^m^sl 

59 




... (I-a) 




WO 01/32610 



PCT/JPOO/07571 



©TVi/r^s/Sk $fg^6-l 0©7'j-;us x jR*»7- 1 3<dt>)-)\,t)1 

J^&l-4©7;u=M/;*;u*-;ug N }Bk%9il^AOT)\/^7,)\/y^^ 
5 -NR 20 R 2 \ -NR 22 COR 23 ^fc(i-NR 22 S0 2 R 23 U4u R 2 \ 

s k*£Hu Ymmm?£tz\±mm?z%u z&-nr 5 r 6 r 5 

l (Hdtv 7-13 o> $mi$c 2 - l o 

tD7'J fctt$ift& 3-11 ©^ D7'J U R 6 

fcfcfc^fi^ £|g& 1 - 1 0 <D7 mm. 3 - 7 0 */ >7 P T))/*)]/^ 
t%mm*~10(DTV-)m, UtfH$7-l 3 ©7- U-ji/TVi/*;!/^ j^ft2 

15 -10 ©^ ut } ) 3-11 ©^x □ 7" U -;u7>;i/*;i^ - C 

(R 27 ) (R 2B ) - (CH 2 ) p -CONR 24 R 2 \ -C (R 27 ) (R 28 ) - (C 
H 2 ) p -NR 24 COR 2 \ -C (R 27 ) (R 28 ) - (CH2) p -NR 24 SQ 2 R 2 
\ -C(R 27 ) (R 28 ) — (CH2) p -OR 2 \ — C (R 27 ) (R 28 )-(CH 
») P -NR 24 R 2 \ -C (R 27 ) (R 28 ) - (CH») P -SR'*\ -C (R 27 ) 

20 (R 28 ) - (CH 2 ) p -S0 2 R 24 ^fe(i-C (R 27 ) (R 28 ) — (CH2) p - 
NR 24 CY 1 NR 25 R 26 U4>, R 2 \ R 2 \ R 2 \ R 2 7 i3 <fc t>*R 2 8 ii ■€ tl-Ztlfy 
&LTR i0 tmm#Z£U Y'lW^JfeMSI^^Il, pf±0-3 
) SH*. ] s & (B) 



25 R\ R\ R'&kUR^&ZhZh&tibZmmtttz&fc^&l* 

6©7*;i/*;i/££HU qfckO~3©fflR££*o ) SfcttS (C) 



R 
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,12 



...(C) 



~lOQTfr*)\/^ )frm&l~6<DT)],D*i/m, -NR 29 R 3 \ -NR 31 C 
5 OR"£fc(£-NR 3, S02R 32 R 2 \ R 3 \ R 31 mR 32 li?tl?ti 

4. HKsS (I) £fct± (I -a) fcfcwt, R ! #zM^Mfcafl#B 1 - 

10 5. -Jfig* (I) Sfcti (I-a) fc^Tx .X#7";-*;i/7>$ 
1 ~ 4 O^'-fftfr 1 .EfciBft©* i/TSI*fr* fcli^iS, 
6. ■ (II- 1) 




15 -c^^n.sfls^eisfciiJeoffii:, (no 



R 5 -NCY .» (Ill) 



R 5 ££lWttMfa£I^Dlii*£3t1% ) 



«*n*ft^SfiJC**'5ii:*«fai:f -J&iS (1-1) 



U 1* 
N N COOH 
H H 



Y 




...(H) 
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7. HRS (II- 2) 

...(II-2) 

H 2 N^COOR 

(S«t»x Rttfi«7;i/^;i/S*^tx X*J:V*ttiiifffi^^lC3Ki***"r. ) 
-C&£ftafc£«j£fctt*0ttfc,'-**a; (IV) 

Z-H - (IV) 

(5fc*k Z(±«[gBi:lRll:*i***1-o ) 

Tx -«5$ (1-2) 



Y 

Z^N 
H 

Y 

Z^N 
H 

8 . ff^g 1 - 5 OUTO 1 «fcf3«©* 
VLA-47>*:?-* ho 

9 . ffi&g 1 - 5 ®\,\Thi? 1 Efcfl3«0 £ V 

1 1. H#I|8£f3fiCDVLA-4 7>*=f^* h S£ 
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